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3-Heterocyclyl substituierte Benzoesaure-Derivate 
Beschreibung 

5 

Die vorliegende Erfindung betrifft 3-Heterocyclyl substituierte 
Benzoesaure-Derivate und deren landwirtschaf tlich brauchbaren 
Salze, Mittel die derartige Verbindungen enthalten sowie die Ver- 
wendung der 3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure-Derivate, 
10 ihrer Salze oder Mittel , die diese enthalten, als Herbizide, De- 
sikkantien oder Def oliantien. 

Verschiedentlich wurden Uracil substituierte Benzoesaure-Derivate 
als herbizid wirksame Verbindungen beschrieben- So beschreiben z. 

15 B. die WO 88/10254, WO 89/03825 und die WO 91/00278 die Ester von 
2-Halogen-5-(substituiertes Uracil) -benzoesauren und die Ester 
von 2-Cyano-5-(substituiertes Uracil) -benzoesauren, die gegebe- 
nenfalls in 4-Stellung mit Halogen substituiert sein konnen. Die 
WO 89/02891 und die WO 93/06090 beschreiben die Amide von 2-Halo- 

20 gen-5-(substituiertes Uracil) -benzoesauren und die Amide von 
2-Cyano-5-(substituiertes Uracil) -benzoesauren, die gegebenen- 
falls in 4-Stellung mit Halogen substituiert sein konnen, als 
herbizid wirksame Substanzen. 

25 Weiterhin sind aus der WO 01/83459 herbizid wirksame 3-Heterocyc- 
lyl substituierte Phenylsulf amoylcarboxamide der Formel A be- 



kannt , 
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worin Het u.a. fiir einen ungesattigten, flinf- Oder sechsgliedri- 
gen, heterocyclischen Rest, der iiber ein Stickstof f atom an den 
Phenylring gebunden ist, steht, X 1 fiir Wasserstoff , Halogen oder 
Ci-C 4 -Alkyl steht, X 2 fiir Wasserstoff, Cyano, Thiocarbamoyl , Halo- 
5 gen, Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl steht, X 3 u- a, fiir Was- 
serstoff, Ci-C 6 -Alkyl, Cx-Ce-Alkoxyalkyl steht, R r jeweils unab- 
hangig voneinander u. a. fiir Wasserstoff, Alkoxy, Ci-Ci 0 ~Alkyl, 
C 2 ~Ci 0 -Alkenyl, C 3 -Cio-Alkinyl, C 3 -C 7 -Cycloalkyl stehen oder die 
beiden Reste R' bilden gemeinsam mit dem Stickstof f -Atom, an das 
10 sie gebunden sind, einen 3 bis 7-gliedrigen heterocyclischen 
Ring. 

Der vorliegenden Erfindung liegt die Aufgabe zugrunde, neue 
herbizid wirksame Verbindungen bereitzustellen, mit denen sich 

15 unerwiinschte Pflanzen besser als mit den bekannten Herbiziden ge- 
zielt bekampfen lassen. Die neuen Herbizide sollen vorteilhafter- 
weise eine hohe Aktivitat gegeniiber Schadpf lanzen aufweisen. Au- 
Berdem ist eine hohe Kulturpf lanzenvertraglichkeit erwiinscht. Die 
Aufgabe erstreckte sich auch auf die Bereitstellung neuer desik- 

20 kant/defoliant wirksamer Verbindungen, 

Es wurde nun iiberraschenderweise gefunden, dass diese Aufgabe 
durch 3-Heterocyclyl substituierte Benzoe s aure-Der ivat e der nach- 
stehend definierten allgemeinen Formel I gelost wird: 

25 



30 




(I) 



35 

worin die Variablen die folgenden Bedeutungen haben: 
X Sauerstoff oder NR 9 , 
40 R 1 heterocylischer Rest der allgemeinen Formeln II-A bis II-H, 
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20 // R26 



25 
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R 10 O R13' o 

R 12 O Rl3' O 

<II-A) (H-B) 

10 R18 n R21 O 

R22 / R24 




R23 ' N R25 



A/" 



(II-E) (H-F) 




(II-H) 

R 2 Wasserstoff oder Halogen, 
30 R 3 Halogen oder Cyano, 

R 4 , R 5 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl oder 

Ci-C 4 -Alkoxy, oder R 4 und R 5 stehen gemeinsam fiir eine Gruppe 
=CH 2 , 

35 

R 6 Wasserstoff, Ci~C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Alkoxy, 

R 7 , R 8 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 6 -Alkyl, 
C 3 -C 6 -Alkenyl, C 3 -C 6 -Alkinyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
40 Ci-C 4 -Alkoxy-C 1 -C 4 -alkyl, Ci-C 4 -Alkylthio-C 1 -C 4 -alkyl / 

Ci~C 4 -Alkylsulfinyl-Ci-C 4 -alkyl, 
Ci-C 4 -Alkylsulfonyl~Ci-C 4 -alkyl, 

Cyano-C 1 -C 4 -alkyl, Ci-C 4 «-Alkoxycarbonyl-C 1 -C 4 -alkyl, 
Amino-Ci-C 4 -alkyl, Ci-C 4 -Alkylamino-C 1 -C 4 -alkyl / 
45 Di ( C 1 -C 4 -alkyl ) amino-C 1 -C 4 -alkyl , 

Aininocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl f 
(Ci-C 4 -Alkylamino ) carbonyl-Ci-C 4 -alkyl , 
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Di ( C 1 -C 4 -alkyl ) aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl , 
Phenyl oder Ci-C 4 -Alkylphenyl oder 

R 7 und R 8 bilden gemeinsam mit dem Sticks toff -Atom, an das sie ge- 
5 bunden sind, einen gesattigten oder ungesattigten 3-, 4-, 5-, 

6- oder 7-gliedrigen Stickstof f heterocyclus , der gegebenen- 
falls ein oder zwei weitere Heteroatome, ausgewahlt unter 
Stickstof f, Schwefel und Sauerstoff , als Ringglieder enthal- 
ten kann, der 1 oder 2 Carbonyl- und/oder Thiocarbonylgruppen 
10 als Ringglied enthalten kann, und/oder durch ein, zwei oder 

drei Substituenten, ausgewahlt unter Ci-C 4 -Alkyl und Halogen, 
substituiert sein kann; 

Wasserstoff, Hydroxy, C 1 -C 4 -Alkyl, Ci-C 4 ~Alkoxy , Phenyl, 
Phenyl-.C!-C 4 -alkyl, C 3 -C 6 -Alkenyl oder C 3 -C 6 -Alkinyl, 

Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl oder Amino, 
Ci-C4-Alkyl oder Ci-C 4 ~Halogenalkyl, 
Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 

R 13 ' unabhangig voneinander Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 





R 14 


Halogen, 




RlS 


Wasserstoff oder Ci-C 4 ~Alkyl, 


25 


R16 


C a -C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkylthio, 






Ci-C 4 -Alkylsulfonyl oder Ci-C 4 -Alkylsulfonyloxy / 




R17 


Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 




R 18 


Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl oder Amino, 


30 


R19 


Ci-C 4 -Halogenalkyl, C 1 -C 4 -Alkylthio oder C 1 -C 4 -Alkylsulfonyl, 




R 20 


Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 




R21 


Wasserstoff, Halogen oder Ci-C 4 -Alkyl, 




R22 


Ci-C 4 -Alkyl, C!-C 4 -Halogenalkyl, C 1 -C 4 -Halogenalkoxy , 


35 




Ci-C 4 -Alkylthio oder Ci-C 4 -Alkylsulf onyl, 




R23 


Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 




oder 





R 22 und R 23 bilden gemeinsam mit den Atomen, an die sie gebunden 
sind, einen 5-, 6- oder 7-gliedrigen, gesattigten oder unge- 
40 sattigten Ring, der ein Heteroatom, das ausgewahlt ist unter 

Sauerstoff und Stickstof f, als ringbildendes Atom enthalten 
kann, und/oder der durch ein, zwei oder drei Reste, ausge- 
wahlt unter Ci-C 4 -Alkyl und Halogen, substituiert sein kann, 

45 R 24 Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
R 25 Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
oder 
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R 24 und R 25 bilden gemeinsam mit den Atomen, an die sie gebunden 
sind, einen 5-, 6- oder 7-gliedrigen, gesattigten Oder unge- 
sattigten Ring / der gegebenenf alls ein Sauerstof f atom als 
ringbildendes Atom enthalt, und/oder der durch ein, zwei oder 
5 drei Reste, ausgewahlt unter Ci-C 4 -Alkyl und Halogen , substi- 

tuiert sein kann, 

R 26 Wasserstoff f Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
R 27 Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
10 oder 

R 26 und R 27 bilden gemeinsam mit den Atomen, an die sie gebunden 
sind, einen 5-, 6- oder 7-gliedrigen, gesattigten oder unge- 
sattigten Ring, der gegebenenf alls ein Sauerstof f atom als 
ringbildendes Atom enthalt, und/oder der durch ein, zwei oder 
15 drei Reste, ausgewahlt unter Ci-C 4 -Alkyl und Halogen, substi- 

tuiert sein kann, 

A 1 , A 2 , A 3 , A 4 jeweils unabhangig voneinander Sauerstof f oder 
Schwef el . 
20 

Die vorliegende Erfindung betrifft demnach 3-Heterocyclyl substi- 
tuierte Benzoesaure-Derivate der allgemeinen Formel I sowie deren 
landwirtschaftlich brauchbaren Salze. 

25 Die Erfindung betrifft auch die Tautomere der Verbindungen I, z. 
B. solche Verbindungen I, in denen R 1 fur einen heterocyclischen 
Rest der Formel II-A, II-B, II-F oder II-H steht. 

AuBerdem betrifft die Erfindung 
30 - die Verwendung von Verbindungen I und/oder ihre Salze als 
Herbizide oder zur Desikkation/Def oliation von Pflanzen 
- herbizide Mittel, welche die Verbindungen I und/oder ihre 
Salze als wirksame Substanzen enthalten, 

Mittel zur Desikkation/Def oliation von Pflanzen, welche die 
35 Verbindungen I und/oder ihre Salze als wirksame Substanzen 

enthalten, sowie 

Verfahren zur Bekampfung von unerwunschtem Pf lanzenwuchs oder 
zur Desikkation/ Defoliation von Pflanzen mit den Verbindungen 
I und/oder ihrer Salze, 

40 

Die Verbindungen der Formel I konnen je nach Substitutionsmuster 
ein oder mehrere Chiralitatszentren aufweisen und liegen dann 
als Enantiomeren- oder Diastereomerengemische vor. Gegenstand der 
Erfindung sind sowohl die reinen Enantiomere oder Diastereomere 
45 als auch deren Gemische. 
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Unter landwirtschaftlich brauchbaren Salzen kommen vor allem die 
Salze derjenigen Kationen oder die Saureadditionssalze derjenigen 
Sauren in Betracht, deren Kationen beziehungsweise Anionen die 
herbizide Wirkung und/oder desikkante/def oliante Wirkung der 
5 Verbindungen I nicht negativ beeintrachtigen. So kommen als Kat- 
ionen insbesondere die Ionen der Alkalimetalle, vorzugsweise 
Natrium und Kalium, der Erdalkalimetalle, vorzugsweise Calcium, 
Magnesium und Barium, und der Ubergangsmetalle , vorzugsweise Man- 
gan, Kupfer, Zink und Eisen, sowie das Ammoniumion, das 

10 gewiinschtenf alls ein bis vier Ci-C 4 -Alkylsubstituenten und/oder 
einen Phenyl- oder Benzylsubstituenten tragen kann, vorzugsweise 
Diisopropylammonium, Tetramethylammonium, Tetrabutylammonium, 
Trimethylbenzylammonium, des weiteren Phosphoniumionen, Sulfoniu- 
mionen, vorzugsweise Tri(Ci-C4-alkyl) sulf onium und Sulf oxoniumio- 

15 nen, vorzugsweise Tri(Ci-C4-alkyl) sulf oxonium, in Betracht. 

• Anionen von brauchbaren Saureadditionssalzen sind in erster Linie 
Chlorid, Bromid, Fluorid, Hydrogensulf at , Sulfat, Dihydrogen- 
phosphat, Hydrogenphosphat, Phosphat, Nitrat, Hydrogencarbonat, 
20 Carbonat, Hexaf luorosilikat, Hexaf luorophosphat , Benzoat, sowie 
die Anionen von Ci-C 4 -Alkansauren, vorzugsweise Formiat, Acetat, 
Propionat und Butyrat. Sie konnen durch Reaktion von I mit einer 
Saure des entsprechenden Anions, vorzugsweise der Chlorwasser- 
stoff saure , Bromwasserstoff saure , Schwef elsaure , Phosphorsaure 
25 oder Salpeter saure, gebildet werden. 

Die bei der Definition der Substituenten R 1 bis R 27 oder als Reste 
an heterocyclischen Ringen genannten organischen Molekiilteile 
stellen - wie die Bedeutung Halogen - Sammelbegrif f e fur indivi- 
30 duelle Aufzahlungen der einzelnen Gruppenmitglieder dar. Samtli- 
che Kohlenstof f ketten, also alle Alkyl-, Halogenalkyl-, Cyanoal- 
kyl~, Aminoalkyl-, Aminocarbonylalkyl-, Alkoxy-, Halogenalkoxy-, 
Alkyl thio-, Halogenalkylthio-, Alkylsulf inyl-, Alkylsulf onyl-, 
Alkylsulf onyloxy- , Alkenyl-Teile konnen geradkettig oder ver- 
35 zweigt sein. Halogenierte Substituenten tragen vorzugsweise ein 
bis f unf gleiche oder verschiedene Halogenatome . Die Bedeutung . 
Halogen steht jeweils fur Fluor, Chlor, Brom oder Iod. 

Ferner stehen beispielsweise: 

40 

— C1-C4— Alkyl fur: z. B. Methyl, Ethyl, Propyl, l^Kethylethyl , 
Butyl, 1-Methylpropy 1 , 2^yiethylpropyl oder 1 , 1— Dimethylethyl ; 

- Ci-C 6 — Alkyl fur: Ci— C 4 — Alkyl, wie voranstehend genannt, sowie 
45 z • B . n-Pentyl, l^lethylbutyl , 2-Methy lbuty 1 , 3— Methylbutyl , 

2 , 2-Dimethylpropyl , 1-Ethylpropy 1 , Hexyl , 1 , 1— Dimethylpropy 1 , 
1 , 2— Dimethylpropy 1 , 1— Methylpentyl , 2-Methylpenty 1 , 
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3-Methylpenty 1 , 4-Methy lpentyl , 1 , 1— Dimethylbuty 1 , 

1 . 2— D imethy lbutyl , 1 , 3— Dimethylbuty 1 , 2 , 2— Dimethylbuty 1 , 

2 . 3- D imethy lbuty 1 , 3 , 3-Dimethy lbuty 1 , 1— Ethy lbutyl , 

2— Ethylbuty 1 , 1,1, 2— Tr imethy Ipropyl , 1— Ethyl— 1-methy Ipropyl 
Oder 1- Ethyl— 3-methy Ipropyl ; 

Ci— C 4 — Halogenalkyl fiir: einen Ci— C 4 — Alky Ires t, wie vorstehend 
genannt, der partiell Oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/oder lod substituiert ist, also z. B. Chlormethyl, 
Dichlormethyl , Tr ichlormethyl , Fluormethyl , Dif luormethyl , 
Trif luormethyl , Chlorf luormethyl , Dichlor fluormethyl , 
Chlordif luormethyl , 2-Fluorethyl , 2-Chlorethyl , 2-Bromethyl , 
2 -Iodethyl , 2,2 -Dif luorethyl , 2,2, 2-Tr if luor.ethyl , 

2- Chlor-2-f luorethyl , 2-Chlor-2 , 2-dif luorethyl , 
2 , 2 -Dichlor-2-f luorethyl , 2,2, 2-Trichlorethyl , 
Pent af luorethyl , 2-Fluorpropyl , 3-Fluorpropyl , 

2 , 2 -Dif luorpropyl , 2 , 3-Dif luorpropyl, 2-Chlorpropyl, 

3 - Chlorpropy 1 , 2,3 -Dichlorpr opy 1 , 2 -Brompropy 1 , 3 -Brompropy 1 , 
3,3, 3-Tr if luorpropyl , 3,3, 3-Trichlorpropyl , 

2,2,3,3, 3 -Pent af luorpropyl , Heptaf luorpropyl , 

1- ( Fluormethyl ) -2-f luorethyl , 1- ( Chlormethyl ) -2-chlorethy 1 , 

1- ( Brommethyl ) -2-bromethyl , 4-Fluorbutyl , 4-Chlorbutyl , 

4- Brombutyl Oder Nonaf luorbutyl; insbesondere fiir 
Dif luormethyl, Trif luormethyl 

Ci— C4— Alkoxy fiir: z. B. Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, 

1— Methylethoxy, Butoxy, 1-Methylpropoxy, 2— Methylpropoxy Oder 

1 . 1— D imethy lethoxy ; 

Ci-C 4 -Halogenalkoxy fiir: einen Ci-C 4 -Alkoxyrest wie vorstehend 
genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/oder lod substituiert ist, also z-B. OCH 2 F, 0CHF2, 
OCF3, OCH 2 Cl, OCH(Cl) 2 , 0C(C1) 3 , Chlor fluormethoxy, 
Dichlor f luormethoxy , Chlordif luormethoxy , 2 -Fluorethoxy , 

2 - Chlor ethoxy, 2-Bromethoxy, 2-Iodethoxy , 2 , 2-Dif luorethoxy , 
2,2, 2-Trif luorethoxy , 2-Chlor-2-f luorethoxy , 

2- Chlor-2 , 2-dif luorethoxy , 2 , 2-Dichlor-2-f luorethoxy , 
2,2,2 -Tr ichlorethoxy , OC 2 F 5 , 2 -Fluorpropoxy , 3 -Fluorpropoxy , 

2 . 2- Dif luorpropoxy, 2 , 3-Dif luorpropoxy , 2-Chlorpropoxy , 

3- Chlorpropoxy , 2 , 3-Dichlorpropoxy , 2-Brompropoxy , 

3- Brompropoxy , 3,3, 3 -Trif luorpropoxy , 3,3, 3-Trichlorpropoxy , 
0CH 2 -C 2 F 5 , OCF 2 -C 2 F 5 , l-(CH 2 F)-2-f luorethoxy, 

1-(CH 2 C1) -2-chlorethoxy, 1- (CH 2 Br ) -2-bromethoxy, 

4 - Fluor butoxy, 4-Chlorbutoxy , 4-Brombutoxy oder 
Nonaf luorbutoxy, vorzugsweise fiir OCHF 2 ; 



M/43167 



fr UUUUU53757 



Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C 4 -alkyl fiir: durch Ci-C 4 -Alkoxy - wie vor- 
stehend genannt - substituiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. fiir 
CH 2 -0CH 3 , CH2-OC2H5, n-Propoxymethy 1 , CH 2 -0CH(CH 3 ) 2 , 
n-Butoxymethyl, ( 1 -Me thylpropoxy) methyl, 

( 2 -Met hylpropoxy) methyl, CH 2 -OC(CH 3 ) 3 , 2-(Methoxy)ethyl / 

2 - (Ethoxy ) ethyl, 2 - ( n-Propoxy) ethyl , 2 - ( 1-Methylethoxy ) ethyl , 

2 - ( n-Butoxy ) ethyl , 2 - ( 1 -Me thylpropoxy ) ethyl , 

2- ( 2-Methylpropoxy ) ethyl , 2- ( 1 , 1 -Dime thy lethoxy) ethyl , 

2 -(Methoxy) propyl, 2- (Ethoxy) propyl, 2- (n-Propoxy) propyl, 

2- ( 1-Methylethoxy) propyl, 2- (n-Butoxy ) propyl, 

2- ( 1-Methylpropoxy) propyl, 2- (2-Methylpropoxy) propyl, 

2 - ( 1 , 1 -Dime thy let hoxy ) propyl , 3 - ( Met hoxy ) propyl , 

3 - ( Ethoxy ) propyl , 3 - ( n-Propoxy ) propyl , 

3- ( 1-Methylethoxy) propyl, 3- (n-Butoxy ) propyl, 

3 - ( 1 -Met hy lpr opoxy ) propyl , 3 - ( 2 -Methy lpr opoxy ) propyl , 

3 - ( 1 / 1 -Dime thy let hoxy ) propyl , 2 - ( Me t hoxy ) butyl , 

2- (Ethoxy) butyl, 2- (n-Propoxy ) butyl, 2- ( 1-Methylethoxy) butyl, 
2- ( n-Butoxy ) butyl , 2 - ( 1 -Me thy lpr opoxy ) butyl , 

2- (2-Methylpropoxy) butyl, 2- ( 1, 1-Dimethy lethoxy) butyl, 

3- (Methoxy)butyl, 3- (Ethoxy) butyl, 3- (n-Propoxy) butyl, 
3- ( 1-Methylethoxy ) butyl , 3 - ( n-Butoxy ) butyl , 

3- ( 1 -Me thy lpr opoxy ) butyl , 3- ( 2 -Methy lpr opoxy ) butyl , 

3- ( 1 , 1 -Dime thy lethoxy ) butyl, 4- (Met hoxy ) butyl, 

4- (Ethoxy) butyl, 4- (n-Propoxy) butyl, 4- ( 1-Methylethoxy ) butyl, 

4 - ( n-Butoxy ) butyl , 4 - ( 1 -Me thy lpr opoxy ) butyl , 

4- (2-Methylpropoxy) butyl oder 4-( 1, 1-Dimethylet hoxy) butyl; 

Ci-C 4 -Alkylthio fur: z. B. SCH 3 , SC 2 H 5 , SCH 2 -C 2 H 5 , SCH(CH 3 ) 2 , 
n-Butylthio, SCH(CH 3 ) -C 2 H 5 , SCH 2 -CH(CH 3 ) 2 oder SC(CH 3 ) 3 ; 

Ci-C 4 -Alkylthio-Ci-C 4 -alkyl fur: durch Ci-C 4 -Alkylthio - wie 

vorstehend genannt - substituiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. 

fiir CH 2 -SCH 3 , CH 2 -SC 2 H 5 , n-Propy lthiomethy 1 , CH 2 -SCH(CH 3 ) 2 , 

n-Butylthiomethyl , ( 1-Methylpropylthio ) methyl , 

(2-Methylpropylthio) methyl, CH 2 -SC (CH 3 ) 3 , 2-(Methylthio)ethyl, 

2 - ( Ethyl thio ) ethyl , 2 - ( n-Propylthio ) ethyl , 

2 - ( 1 -Met hy let hy lthio ) ethyl , 2 - ( n-Buty It hio ) ethyl , 

2 - ( 1-Methylpropylthio ) ethyl , 2- ( 2-Methylpropylthio ) ethyl , 

2-(l, 1-Dimethy lethylthio) ethyl, 2- (Methylthio) propyl, 

2- ( Ethyl thio ) propyl , 2 - ( n-Propylthio ) propyl , 

2 - ( 1 -Methy let hy lthio ) propyl , 2 - ( n-Butylthio ) propyl , 

2- ( 1-Methylpropylthio) propyl, 2- (2-Methylpropylthio) propyl, 
2 - ( 1 , 1-Dimethy lethylthio) propyl , 3- (Methylthio ) propyl , 

3- ( E thy It hio ) propyl , 3 - ( n-Propylthio ) propyl , 

3 - ( 1 -Me thy lethylthio ) propyl , 3 - ( n-Butylthio ) propyl , 

J- ( 1-Methylpropylthio ) propyl , 3- (2-Methylpropylthio ) propyl , 

i- ( 1 , 1-Dimethy lethylthio ) propyl , 2- (Methylthio ) butyl , 
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2 - ( Ethylthio ) butyl , 2 - ( n-Propy lthio ) butyl , 

2- ( 1-Methy let hylthio) butyl , 2- ( n-Buty It hio ) butyl , 

2 - ( 1 -Me t hy lpr opy 1 1 hio ) butyl , 2 - ( 2 -Me t hy lpr opy 1 1 hio ) butyl , 

2 - ( 1 , 1 -Dimethy lethy lthio ) butyl , 3 - ( Methy lthio ) butyl , 

3 - ( Ethylthio ) butyl , 3 - ( n-Propy lthio ) butyl , 

3 - ( 1 -Methy lethy lthio ) butyl , 3 - ( n-Buty lthio ) butyl , 

3 - ( 1 -Met hy lpr opy lthio ) butyl , 3 - ( 2 -Methy lpr opy It hio ) butyl , 

3 - ( 1 , 1 -Dime thy lethylthio ) butyl , 4 - ( Me thy lthio ) butyl , 

4 - ( Ethylthio ) butyl , 4 - ( n-Propy lthio ) butyl , 

4- ( 1-Methy let hylthio ) butyl , 4r- ( n-Buty lthio ) butyl , 

4 - ( 1 -Methy lpropy lthio ) butyl , 4 - ( 2 -Methy lpr opy lthio ) butyl Oder 
4 - ( 1 , 1 -Dime thy lethy It hio ) butyl ; 

Ci-C 4 — Alkylsulf inyl (Ci-C 4 — Alkyl— S (=0)— ) sowie die Alkylsulf i- 
nylteile von Ci— C 4 — Alkylsulf inyl-Ci— C 4 — Alkyl fiir: z.B. 
Methylsulf inyl, Ethylsulf inyl, Propylsulf inyl, 

1— Methylethylsulf inyl , Butylsulf inyl , 1— Methylpropylsulf inyl , 

2— Methy lpropylsulf inyl oder 1, 1— Dimethylethylsulf inyl; 

C1-C4— Alkylsulf onyl (C 1 -C 4 -Alkyl— S (=0) 2 — ) sowie die Alkylsul- 
fonylteile von Ci—C 4 — Alkylsulf onyl-Ci-C 4 — Alkyl fiir: z. B- 
Methylsulf onyl > Ethylsulf onyl , Propylsulf onyl , 

1— Methylethylsulf onyl, Butylsulf onyl, 1— Methylpropylsulf onyl, 

2— Methy lpropylsulf onyl oder 1, 1— Dimethylethylsulf onyl, vor- 
zugsweise Methylsulf onyl; 

Ci-C 4 -Alkylsulf onyloxy fur: z. B. Methylsulf onyloxy, 
Ethylsulf onyloxy, n-Propylsulf onyloxy, 1— Methylethylsulf ony- 
loxy, Butylsulf onyloxy, 1— Me thy lpropylsulf onyloxy, 
2-Methy lpropylsulf onyloxy oder 1, 1— Dimethylethylsulf onyloxy, 
vorzugsweise Methylsulf onyloxy; 

Cyano-Ci-C 4 -alkyl fiir: z. B, CH 2 CN, 1-Cyanoethyl, 

2- Cyanoethyl, 1-Cyanoprop-l-yl, 2-Cyanoprop-l-yl , 3-Cyano- 
pr op- 1 -y 1 , 1 -Cy anobut- 1 -y 1 , 2 -Cyanobut- 1 -y 1 , 3 -Cy anobut- 1 -y 1 , 
4-Cyanobut-l-yl, l-Cyanobut-2-yl, 2-Cyanobut-2-yl, 

3 - Cyanobut- 2 -yl , 4 -Cyanobut- 2 -yl , 1- ( CH 2 CN ) eth-l-yl , 

1- (CH 2 CN)-l-(CH 3 )-eth-l-yl oder l-(CH 2 CN)prop-l-yl; 

Phenyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: z, B. Benzyl, 1-Pheny lethy 1, 

2 - Pheny le t hy 1 , 1 -Pheny lpr op- 1 -y 1 , 2 -Pheny Iprop- 1 -y 1 , 

3 - Phenylprop- 1 -y 1 , 1 -Pheny lbut- 1 -y 1 , 2 -Pheny lbut- 1 -y 1 , 
3-Phenylbut-l-yl, 4 -Pheny lbut- 1-yl, 1 -Pheny lbut-2-yl, 
2 -Pheny lbut-2 -y 1 , 3 -Pheny lbut-2 -yl , 4 -Pheny lbut- 2 -y 1 , 

1- ( Benzyl ) -eth-l-yl , 1- ( Benzyl ) - 1- (methyl ) -eth-l-yl oder 
1 - ( Benzyl ) -prop- 1 -y 1 ; 
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Ci— C 4— Alkoxyc arbony 1 fiir: z.B. Methoxycarbonyl, 
Ethoxycarbonyl , Pr opoxy car bony 1 , 1— Methylethoxycarbonyl , 
Butoxycarbonyl , 1— Methylpropoxycarbony 1 , 

2— Me thy lpropoxycarbony 1 oder 1 , l—Dimethylethoxycarbonyl ; 

( Ci-C4-Alkoxy ) carbonyl-Ci-C4-alkyl fiir : durch 
(Ci-C4-Alkoxy) -carbonyl - wie vorstehend genannt - substi- 
tuiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. fiir CH 2 -CO-OCH 3 , CH 2 -CO-OC 2 H 5 , 
CH 2 -CO-OCH 2 -C 2 H 5 , CH 2 -CO-OCH (CH 3 ) 2 , n-Butoxycarbonylmethyl, 
CH 2 -CO-OCH(CH 3 )-C 2 H 5 , CH 2 -CO-OCH 2 -CH(CH 3 ) 2 , CH 2 -CO-OC (CH 3 ) 3 , 
1- ( CO-OCH 3 ) ethyl , 1- ( CO-OC 2 H 5 ) ethyl , 1- ( CO-OCH 2 -C 2 H 5 ) ethyl , 

1 - [ CH ( CH 3 ) 2 ] ethyl , 1 - ( n-But oxyc arbony 1 ) ethyl , 
1- [ 1 -Met hylpropoxyc arbony 1 ] ethyl , 

1 - [ 2 -Met hylpropoxyc arbony 1 ] ethyl , 2 - ( CO-0CH 3 ) ethyl , 

2 - ( CO-OC 2 H 5 ) ethyl , 2 - ( CO-OCH 2 -C 2 H 5 ) ethyl , 

2 - [ CO-OCH ( CH 3 ) 2 ] ethyl , 2 - ( n-Butoxyc arbony 1 ) ethyl , 

2 - [ 1-Methylpropoxycarbonyl ] ethyl , 

2 - [ 2 -Methylpropoxyc arbony 1 ] ethyl , 2- [ CO-OC ( CH 3 ) 3 ] ethyl , 

2- ( CO-OCH 3 ) propyl , 2 - ( CO-OC 2 H 5 ) propyl , 2- ( CO-OCH 2 -C 2 H 5 ) propyl , 

2 - [ CO-OCH ( CH 3 ) 2 ] propyl , 2 - ( n-Butoxycarbony 1 ) propyl , 

2- [ 1-Methylpropoxycarbonyl ] propyl , 

2- [ 2 -Methylpropoxycar bony 1 ] propyl, 2- [CO-OC (CH 3 ) 3 ] propyl, 

3- ( CO-OCH 3 ) propyl , 3- ( CO-OC 2 H 5 ) propyl , 3- ( CO-OCH 2 -C 2 Hs ) propyl , 
3- [ CO-OCH ( CH 3 ) 2 ] propyl , 3 - ( n-Butoxyc arbony 1 ) propyl , 

3- [ 1-Methylpropoxycarbonyl ] propyl , 3- [ 2 -Methylpropoxyc arbo- 
ny 1 ] propyl , 3 - [ CO-OC ( CH 3 ) 3 ] propyl , 2 - ( CO-OCH 3 ) butyl , 
2- ( CO-OC 2 H 5 ) butyl , 2 - ( CO-OCH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 
2- [ CO-OCH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 2 - ( n-Butoxyc ar bony 1 ) butyl , 
2- [ 1-Methylpropoxycarbonyl ] butyl , 

2 - [ 2 -Met hy lpropoxycarbony 1 ] butyl f 2 - [ CO-OC ( CH 3 ) 3 ] butyl , 

3- (CO-OCH 3 )butyl, 3- ( CO-OC 2 H 5 ) butyl, 3- (CO-OCH 2 -C 2 H 5 )butyl, 
3- [ CO-OCH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 3 - ( n-Butoxycarbonyl ) butyl , 

3- [ 1-Methylpropoxycarbonyl ] butyl , 

3 - [ 2 -Me thy lpropoxycarbony 1 ] butyl , 3 - [ CO-OC ( CH 3 ) 3 ] butyl , 

4- (CO-OCH 3 )butyl, 4- (CO-OC 2 H 5 ) butyl, 4- (CO-OCH 2 -C 2 H 5 ) butyl, 
4- [ CO-OCH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 4 - ( n-Butoxyc arbony 1 ) butyl , 

4- [ 1-Methylpropoxycarbonyl ] butyl , 
4- [ 2 -Met hylpropoxyc arbony 1 ] butyl oder 
4-[CO-OC(CH 3 ) 3 ]butyl, vorzugsweise fiir CH 2 -CO-OCH 3 , 
CH 2 -CO-OC 2 H 5 , l-(CO-OCH 3 ) ethyl oder 1- (CO-OC 2 H 5 ) ethyl; 

Amino-C 1 -C 4 -alkyl fiir: z. B. CH 2 NH 2f 1-Aminoethyl, 

2 - Aminoe t hy 1 , 1 - Aminopr op- 1 -y 1 , 2 - Aminoprop- 1 -y 1 , 

3 - Aminoprop- 1 -y 1 , 1 -Amino-but- 1 -y 1 , 2 - Aminobu t- 1 -y 1 , 
3 -Aminobut- 1 -y 1 , 4 - Aminobut- 1 -y 1 , 1 -Aminobut- 2 -y 1 , 
2-Aminobut-2-yl, 3 -Aminobut- 2 -yl, 4-Amino-but-2-yl, 




l-(CH 2 NH 2 )eth-l-yl, l-(CH 2 NH 2 )-l-(CH 3 )-eth-l-yl oder 
1- ( CH 2 NH 2 ) prop- 1 -y 1 ; 

Ci-C 4 -Alkylamino fxir: z. B. H 3 C-NH-, H 5 C 2 -NH-, n-Propyl-NH-, 
5 1-Methylethyl-NH-, n-Butyl-NH-, 1-Methylpropyl-NH-, 2-Methyl- 

propyl-NH- oder 1, 1-Dimethylethyl-NH- ; 

Ci-C4-Alkylamino-Ci-C 4 -alkyl fiir: durch C1-C4-Alkyla1ru.no 
wie vorstehend definiert, substituiertes Ci-C 4 -Alkyl / also 
10 beispielsweise fiir CH 2 CH 2 -NH-CH 3 , CH 2 CH 2 -N(CH 3 ) 2 , 

CH 2 CH 2 -NH-C 2 H 5 oder CH 2 CH 2 -N(C 2 H 5 ) 2 ; 

Di(C 1 -C 4 -alkyl) amino fiir: N(CH 3 ) 2/ N(C 2 H 5 ) 2 , N,N-Dipropylamino, 
N,N-Di-( 1-methylethyl) amino, N,N-Dibutylamino, 
N , N-Di- ( 1-methylpropyl ) amino , N , N-Di- ( 2 -methy Ipropy 1 ) amino , 
N,N-Di- ( 1 , 1 -dime thy let hyl ) amino, N-Ethyl-N-methylamino, 
N-Methyl-N-propylamino , N-Methyl-N- ( 1-methylethyl ) amino , 
N-Butyl-N-methylamino , N-Methyl-N- ( 1-methylpropyl ) amino , 
N-Methyl-N- ( 2 -methy Ipropy 1 ) amino , 

N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N-methylamino , N-Ethyl-N-propy lamino , 
N-Ethyl-N- ( 1-methylethyl ) amino , N-Butyl-N-ethylamino , 
N-Ethyl-N- ( 1-methylpropyl ) amino , 
N-Ethyl-N- ( 2 -me thy Ipropy 1 ) amino, 
N-Ethyl-N- ( 1 , 1 -dime thy lethyl ) amino , 
N- ( 1 -Methy lethyl ) -N-propylamino, 

N-Butyl-N-propylamino , N- ( 1 -Methy Ipropy 1 ) -N-propylamino , 
N- ( 2 -Methy Ipropy 1 ) -N-propylamino , 
N- ( 1 , 1-Dimethy lethyl ) -N-propylamino, 
N— Butyl— N- ( 1-methylethyl ) amino, 
N- ( 1 -Methy lethyl ) -N- ( 1-methylpropyl ) amino , 
N- ( 1 -Met hy lethyl ) -N- ( 2 -methy Ipropy 1 ) amino , 
N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N- ( 1-methylethyl ) amino , 
N-Butyl-N- ( 1-methylpropyl ) amino, 
N-Butyl-N- ( 2 -methy Ipropy 1 ) amino , 
N-Butyl— N- ( 1 , 1-dimethy lethyl ) - 

amino, N- ( 1-Methylpropyl ) -N- ( 2-methylpropyl ) amino, 
N- ( 1 , 1-Dimethylethyl ) -N- ( 1-methylpropyl ) amino oder 
N- (1,1 -Dimethyl-ethyl ) -N- ( 2 -methy Ipropy 1 ) amino ; 

40 - Di(Ci-C 4 -alkyl)amino-Ci-C 4 -alkyl fiir: z. B. durch 

Di(C 1 -C 4 -alkyl) -amino wie vorstehend genannt substituiertes 
Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. fur CH 2 N(CH 3 ) 2 , CH 2 N(C 2 H 5 ) 2 , 
N , N-Dipr opy laminomethy 1 , N , N-Di [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminomet hy 1 , 
N,N-Dibutylaminomethyl, N,N-Di- ( 1-methylpropyl) aminomethyl, 

45 N, N-Di (2-methylpropyl ) aminomethyl , N, N-Di [ C ( CH 3 ) 3 ] aminomethyl , 

N-Ethyl-N-methylaminomethyl , N-Methyl-N-propylaminomethyl , 
N-Methyl-N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminomethyl , 
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N-Butyl-N-methyl aminomethyl , 
N-Methyl-N- ( 1-methylpropyl ) aminomethyl , 
N-Methyl-N- ( 2-methylpropyl ) aminomethyl , 

N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N-me thy 1 aminomethyl , N-Ethyl-N-propylaminomethyl , 

N-Ethyl-N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminomethyl , N-Buty 1-N-ethylaminomethyl , 

N-Ethyl-N- ( 1-methylpropyl ) aminomethyl , 

N-Ethyl-N- (2-methylpropyl ) aminomethyl , 

N-Ethyl-N- [ C ( CH 3 ) 3 ] aminomethyl , 

N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] -N-propylaminomethyl , 

N-Butyl-N-pr opyl aminomethyl , 

N- ( 1 -Me thy lpropy 1 ) -N-propylaminomethyl , 

N- ( 2 -Methy lpropy 1 ) -N-propylaminomethyl , 

N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N-propylaminomethyl , 

N— Butyl-N— ( 1-methylethyl) -aminomethyl, 

N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] -N- ( 1-methylpropyl ) aminomethyl , 

N— [CH ( CH 3 ) 2 ] -N- ( 2 -me thy lpropy 1 ) aminomethyl , 

N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N- [CH ( CH 3 ) 2 ] aminomethyl , 

N-Butyl-N- ( 1-methylpropyl ) aminomethyl , 

N-Butyl-N- ( 2-methylpropyl ) aminomethyl , 

N-Butyl-N- [ C ( CH 3 ) 3 ] aminomethyl , 

N- ( 1 -Me thy lpropy 1 ) -N- ( 2 -me thy lpropy 1 ) aminomethyl , 

N-^ [ C ( CH 3 ) 3 ] -N- ( 1 -me thy lpr opyl ) aminomethyl , 

N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N- ( 2 -methy lpropy 1 ) aminomethyl , 

N , N-Dimethy laminoethy 1 , N , N-Diethy laminoethy 1 , 

N,N-Di( n-propyl ) aminoethyl , 

N , N-Di- [ CH ( CH 3 ) 2 ] -aminoethyl , N , N-Dibutylaminoethyl , 
N f N-Di ( 1-methylpropyl ) aminoethyl , 
N,N-Di (2-methylpropyl ) aminoethyl , 

N, N-Di- [C ( CH 3 ) 3 ] aminoethyl , N-Ethyl-N-methyl aminoethyl , 
N-Methyl-N-propy laminoethy 1 , N-Methyl-N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminoethyl , 
N-Butyl-N-methylaminoethyl , N-Methyl-N- ( 1-methylpropyl ) amino- 
ethyl , N-Methyl-N- ( 2 -methy lpropy 1 ) aminoethyl , 
N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N-met hylaminoethy 1 , N-Et hyl-N-propylaminoethyl , 
N-Ethyl-N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminoethyl , N-Butyl-N-ethylaminoethyl r 
N-Ethyl-N- ( 1-methylpropyl ) aminoethyl , 
N-Ethyl-N- ( 2-methylpropyl ) aminoethyl , 
N-Ethyl-N- [ C ( CH 3 ) 3 ] aminoethyl , 

N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] -N-propylaminoethyl , N-Butyl-N-propylaminoethyl , 

N- ( 1-Methylpropyl ) -N-propylaminoethyl , 

N- ( 2 -Me thy lpr opyl ) -N-propylaminoethyl , 

N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N-propylaminoethyl , 

N-Butyl-N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminoethyl , 

N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] -N- ( 1-methylpropyl ) aminoethyl , 

N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] -N- ( 2 -methy lpropy 1 ) aminoethyl , 

N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -N- [ CH ( CH 3 ) 2 ] aminoethyl , 

N-Butyl-N- ( 1-methylpropyl ) aminoethyl , 

N-Butyl-N- ( 2-methylpropyl ) aminoethyl , 
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N-Buty 1-n- [ C ( CH 3 ) 3 ] aminoethyl , 

N- ( 1 -Methy Ipropyl ) -N- ( 2 -methy Ipropyl ) aminoethyl , 
N- [ C ( CH 3 ) 3 ] — N- ( 1 -me thy Ipropyl ) aminoethyl oder 
N- [ C ( CH 3 ) 3 ] -n- ( 2 -me thy Ipropyl ) aminoethyl ; 

5 

Aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: z. B. CH 2 CONH 2 , l-(CONH 2 ) ethyl , 

2- (CONH 2 )ethyl, 1- (CONH 2 ) prop- 1-yl, 2-(CONH 2 )prop-l-yl, 

3- ( CONH 2 ) prop- 1-yl , 1- ( CONH 2 ) but - 1-yl / 2 - ( CONH 2 ) but - 1-yl , 
3 - ( CONH 2 ) but- 1 -y 1 , 4 - ( CONH 2 ) but- 1-yl , 1- ( CONH 2 ) but-2 -y 1 , 

10 2-(CONH 2 )but-2-yl, 3- (C0NH 2 )but-2-yl, 4- (CONH 2 )but-2-yl / 

1- (CH 2 CONH 2 )eth-l-yl, l-(CH 2 CONH 2 )-l-(CH 3 ) -eth-l-yl oder 

1 - ( CH 2 CONH 2 ) prop- 1-yl ; 

- (Ci-C 4 -Alkylamino)carbonyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: durch 
15 (Ci-C 4 -Alkylamino)carbonyl wie vorstehend genannt, substi- 

tuiertes Ci-C 4 -Alkyl, als z.B. fiir 

CH 2 -CO-NH-CH 3 , CH 2 -CO-NH-C 2 H 5 , CH 2 -CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 , 
CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) 2 , CH 2 -CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 , 
CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) -C 2 H 5 / CH 2 -CO-NH-CH 2 -CH ( CH 3 ) 2 , 
20 CH 2 -CO-NH-C(CH 3 ) 3 , CH (CH 3 ) -CO-NH-CH3 , CH (CH 3 ) -CO-NH-C 2 H 5 , 

2 - ( C0-NH-CH 3 ) ethyl , 2 - ( C0-NH-C 2 H 5 ) ethyl , 

2 - ( CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 ) ethyl , 2 - [ CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ~) 2 ] ethyl f 
2- ( CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 ) ethyl , 2 - [ CO-NH-CH (CH 3 ) -C 2 H 5 ] ethyl , 

2 - [ CO-NH-CH 2 -CH ( C H 3 ) 2 ] ethyl , 2 - [ CO-NH-C ( CH 3 ) 3 ] ethyl , 
25 2- (CO-NH-CH 3 ) propyl, 2- (C0-NH-C 2 H 5 ) propyl, 

2- ( CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 ) propyl f 2 - [ CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) 2 ] propyl , 
2- ( CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 ) propyl , 2 - [ CO-NH-CH ( CH 3 ) -C 2 H 5 ] propyl r 

2 - [ CO-NH-CH 2 -CH ( C H 3 ) 2 ] propyl , 2 - [ CO-NH-C ( CH 3 ) 3 ] propyl , 

3- ( CO-NH-CH 3 ) propyl , 3 - ( CO-NH-C 2 H 5 ) propyl , 

30 3- ( CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 ) propyl , 3- [ CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) 2 ] propyl , 

3- ( CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 ) propyl , 3- [ CO-NH-CH ( CH 3 ) -C 2 H 5 Ipropyl , 
3- [ CO-NH-CH 2 -CH ( CH 3 ) 2 ] propyl , 3 - [ CO-NH-C ( CH 3 ) 3 ] propyl / 
2 - ( C0-NH-CH 3 ) butyl , 2 - ( C0-NH-C 2 H 5 ) butyl , 
2 - ( CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 2 - [ CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 

35 2 - ( CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 2 - [ CO-NH-CH ( CH 3 ) -C 2 H 5 ] butyl r 

2 - [ CO-NH-CH 2 — CH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 2 - [ CO-NH-C ( CH 3 ) 3 ] butyl , 

3- ( CO-NH-CH 3 ) butyl , 3- ( C0-NH-C 2 H 5 ) butyl , 

3- ( CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 3- [ CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 

3- ( CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 3- [ CO-NH-CH ( CH 3 ) -C 2 H 5 ] butyl , 
40 3 - [ CO-NH-CH 2 -CH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 3 - [ CO-NH-C ( CH 3 ) 3 ] butyl , 

4- ( CO-NH-CH 3 ) butyl , 4 - ( C0-NH-C 2 H 5 ) butyl , 

4- ( CO-NH-CH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 4 - [ CH 2 -CO-NH-CH ( CH 3 ) 2 ] butyl , 
4 - ( CO-NH-CH 2 CH 2 -C 2 H 5 ) butyl , 4 - [ CO-NH-CH ( CH 3 ) -C 2 H 5 ] butyl , 
4-[CO-NH-CH 2 -CH(CH 3 ) 2 ]butyl oder 4- [CO-NH-C (CH 3 ) 3 ] butyl, 
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Di-(Ci-C 4 -alkyl)aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl fiir: durch 
Di(Ci-C 4 -alkyl)aniinocarbonyl - wie vorstehend genannt -substi- 
tuiertes Ci-C 4 -Alkyl, also z.B. 
Di- ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonylmethyl , 
5 1- oder 2-Di-(Ci-C 4 -alkyl)aniinocarbonylethyl, 

1- ,2- oder 3-Di- (C!-C 4 -alkyl) aminocarbonylpropyl; 

Ci-C 4 -Alkylphenyl fiir: durch Ci-C 4 -Alkyl - wie vorstehend ge- 
nannt - substituiertes Phenyl , also z. B. fiir 2-Tolyl, 
10 3-Tolyl, 4-Tolyl, 2-Ethylphenyl, 3-Ethylphenyl, 

4-Ethylphenyl , 2 - ( n-Propyl ) phenyl , 3 - ( n-Propyl ) phenyl , 
4- ( n-Propyl ) phenyl , 2 - ( 1-Methylethyl ) phenyl , 

3- (1-Methylethyl) phenyl, 4- ( 1-Methylethyl) phenyl, 

2 - ( n-Buty 1 ) phenyl , 3 - ( n-Buty 1 ) phenyl , 4 - ( n-Buty 1 ) phenyl , 
15 2- ( 1-Methylpropyl ) phenyl, 3- ( 1-Methylpropyl ) phenyl , 

4- ( 1-Methylpropyl ) phenyl , 2- ( 2-Methylpropyl ) phenyl , 3- ( 2-Me- 
thylpropyl ) phenyl , 4 - ( 2-Methylpropyl ) phenyl , 

2 - ( 1 , 1-Dimethy 1 ) phenyl , 3 - ( 1 , 1-Dimethy 1 ) phenyl , 
4- ( 1 , 1-Dimethyl ) phenyl . 

20 

C 3 -C 6 -Alkenyl fiir: einen einfach ungesattigten aliphatischen 
Kohlenwasserstof frest mit 3 bis 6 Kohlenstof f atomen, der vor- 
zugsweise nicht iiber ein olefinisches C-Atom gebunden ist: 
z. B. Prop- 1-en- 1-yl, Prop-2-en-l-yl, 1-Methylethenyl, 
25 Buten-l-yl, Buten-2-yl, Buten-3-yl, 1-Methyl-prop- 1-en- 1-yl, 

2-Methyl-prop-l-en-l-yl, l-Methyl-prop-2-en- 1-yl, 
2-Methyl-prop-2-en-l-yl, Penten-l-yl, Penten-2-yl, 
Penten-3-yl, Penten-4-yl, 

1- Methyl-but-l-en-l-yl, 2-Methyl-but-l-en-l-yl, 
30 3 -Methyl-but- 1-en- 1 -y 1 , l-Methyl-but-2 -en- 1-yl , 

2 - Methyl -but-2-en- 1-yl , 3 -Methyl-but- 2 -en- 1-yl , 

1- Methyl-but-3-en-l-yl, 2-Methyl-but-3-en-l-yl, 

3- Methyl-but-3-en-l-yl , 1 , l-Dimethyl-prop-2-en- 1-yl , 

1,2 -Dimethyl-prop- 1-en- 1-yl, l,2-Dimethyl-prop-2-en-l-yl, 
35 l-Ethyl-prop-l-en-2-yl, l-Ethyl-prop-2-en-l-yl, 

Hex-l-en-l-yl, Hex-2-en-l-yl, Hex-3-en-l-yl, Hex-4-en-l-yl, 
Hex- 5 -en- 1 -y 1 , 1 -Methyl-pent- 1 -en- 1 -y 1 , 

2- Methyl-pent-l-en-l-yl, 3-Methyl-pent-l-en-l-yl, 

4 - Methyl-pent- 1 -en- 1 -y 1 , 1 -Me thy 1-pent- 2 -en- 1 -y 1 , 
40 2 -Methyl-pent-2 -en- 1-yl , 3 -Methyl-pent- 2 -en- 1-yl , 

4-Methyl-pent-2-en-l-yl, l-Methyl-pent-3-en-l-yl, 
2-Methyl-pent-3-en-l-yl, 3 -Methyl-pent- 3 -en- 1-yl, 
4-Methyl-pent-3-en-l-yl, l-Methyl-pent-4-en-l-yl, 
2 -Methyl-pent- 4 -en- 1 -y 1 , 3 -Methyl-pent- 4 -en- 1 -y 1 , 
45 4-Methyl-pent-4-en-l-yl, 1, l-Dimethyl-but-2-en-l-yl, 

1.1- Dimethyl-but-3-en-l-yl, 1,2-Dimethyl-but-l-en-l-yl, 

1 . 2- Dimethyl-but-2-en-l-yl, 1 , 2-Dimethyl-but-3-en-l-yl , 
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1 , 3-Dimethyl-but-l-en-l-yl , 1 , 3-Dimethyl-but-2-en-l-yl , 
1 , 3-Dimethyl-but-3-en-l-yl, 2 , 2-Dimethyl-but-3-en-l-yl , 
2 , 3-Dimethyl-but-l-en-l-yl, 2 , 3-Dimethyl-but-2-en-l-yl , 
2, 3-Dimethyl-but-3-en-l-yl, 3 , 3-Dimethyl-but-l-en-l-yl, 
5 3, 3-Dimethyl-but-2-en-l-yl, 1-Ethyl-but-l-en-l-yl, 

1- Ethyl-but-2-en-l-yl, l-Ethyl-but-3-en-l-yl, 

2- Ethyl-but-l-en-l-yl, 2-Ethyl-but-2-en-l-yl, 

2- Ethyl-but-3-en-l-yl, 1, l,2-Trimethyl-prop-2-en-l-yl, 
1 -Ethyl- 1 -met hy 1-prop- 2 -en- 1 -y 1 , 

10 l-Ethyl-2-methyl-prop-l-en-l-yl und 

l-Ethyl-2-methyl-prop-2-en-l-yl; 

C 3 ~C 6 -Alkinyl fiir: einen eine Dreif achbindung enthaltenden 
aliphatischen Kohlenwasserstof f rest mit 3 bis 6 Kohlenstoff- 
atomen, der vorzugsweise nicht iiber ein C-Atom der Dreifach- 
bindung gebunden ist: z. B. Propargyl (2-Propinyl) , 
l-Propinyl, But-l-in-3-yl, But-l-in-4-yl, But-2-in-l-yl, 
Pent-l-in-3-yl, Pent-l-in-4-yl, Pent-l-in-5-yl, 
Pent-2-in-l-yl, Pent-2-in-4-yl, Pent-2-in-5-yl, 

3 - Methy 1-but- l-in-3 -y 1 , 3 -Methy 1-but- 1 - in- 4 -yl , 
Hex-l-in-3-yl, Hex-l-in-4-yl, Hex-l-in-5-yl, Hex-l-in-6-yl, 
Hex-2-in-l-yl, Hex-2-in-4-yl / Hex-2-in-5-yl, Hex-2-in-6-yl, 
Hex-3-in-l-yl, Hex-3-in-2-yl, 3-Methyl-pent-l-in-3-yl, 

3- Methyl-pent-l-in-4-yl, 3-Methyl-pent-l-in-5-yl, 

4- Methyl-pent-2-in-4-yl oder 4-Methyl-pent-2-in-5-yl; 





Im Hinblick auf die Verwendung der erf indungsgemaflen Verbindungen 
der Formel I als Herbizide und/oder als desikkant/def oliant wirk- 
same Verbindung haben die Variablen X, R 2 bis R 6 vorzugsweise die 
30 folgenden Bedeutungen, und zwar unabhangig voneinander und insbe- 
sondere in Kombination: 
X Sauerstoff, 

R 2 Wasserstoff , Fluor oder Chlor, 
R 3 Chlor oder Cyano, insbesondere Chlor , 
35 R 4 , R5 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, insbe- 
sondere Wasserstoff oder Methyl, 
R 6 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, insbesondere Wasserstoff oder 
Methyl 

40 In einer bevorzugten Ausfiihrungsf orm der Erfindung steht R 4 oder 
R 5 fiir Wasserstoff und der andere Rest R 4 oder R 5 fiir Ci-C 4 -Alkyl, 
insbesondere Methyl oder R 4 , R5 stehen jeweils fur Methyl. 

Ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I, wo- 
45 rin die Variablen 



R 2 fiir Wasserstoff, Chlor oder Fluor, 
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R 3 fiir Chlor oder Cyano f 
R 6 fiir Was sers toff und 
X fiir Sauerstoff 



5 stehen. 

Folgende Ausf iihrungsf ormen der 3-Heterocyclyl substituierten Ben- 
zoesaure-Derivate der allgemeinen Formel I sind hervorzuheben: 

10 1. In einer besonders bevorzugten Ausf iihrungsf orm steht R 1 in 
Formel I fiir einen heterocyclischen Rest der Formel II-A. 
Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 
dungen I-A bezeichnet. In den Verbindungen I-A haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 

15 als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 

stehen in Formel II-A: 

R 10 fiir Ci-C 4 -Alkyl oder Amino, insbesondere fiir Methyl oder 
Amino , 

R 11 fiir Ci-C 4 -Halogenalkyl, insbesondere fiir Trif luormethyl, 
20 und 

R 12 fiir Wasserstoff. 

2. In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsform steht R 1 in 
Formel I fiir einen heterocyclischen Rest der Formel II-B. 

25 Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 

dungen I-B bezeichnet. In den Verbindungen I-B haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-B 

30 R 13 / R 13 ' jeweils unabhangig voneinander fiir Ci-C4-Alkyl, ins- 

besondere fiir Methyl. 

3. In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsform steht R 1 in 
Formel I fiir einen heterocyclischen Rest der Formel II-C. 

35 Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 

dungen I-C bezeichnet. In den Verbindungen I-C haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-C: 

40 R 14 fiir Fluor oder Chlor, insbesondere fiir Chlor, 

Ris fur Wasserstoff oder C 1 -C 4 -Alkyl, insbesondere fur Was- 
serstoff, 

Rie fur C 1 -C 4 -Halogenalkyl, C x -C 4 -Alkylsulfonyl oder C x -C 4 -Al- 
kylsulfonyloxy, insbesondere fiir Trif luormethyl, Methyl- 
45 sulfonyl oder Methylsulf onyloxy . 



M/43167 



— Mycocj.iauiicii'C 



zuuzwjuo 



rir UUUUU3J/D/ 




In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsf orm steht R 1 in 
Formel I fur einen heterocyclischen Rest der Formel II-D. 
Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 
dungen I-D bezeichnet. In den Verbindungen I-D haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-D: 

R 18 fiir Wasserstoff, Methyl oder Amino , 

R 19 fiir C 1 -C 4 -Halogenalkyl oder Ci-C 4 -Alkylsulf onyl, insbeson- 
dere fiir Trif luormethyl oder Methylsulf onyl, 
R 20 fur Wasserstoff . 

In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsf orm steht R 1 in 
Formel I fiir einen heterocyclischen Rest der Formel II-E. 
Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 
dungen I-E bezeichnet. In den Verbindungen I-E haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-E: 

R 21 fur Halogen oder C 1 -C 4 -Alkyl / insbesondere fiir Chlor oder 
Brom, 

R 22 fiir Ci^-Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy oder 

Ci-C 4 -Alkylsulfonyl, insbesondere fiir Trif luormethyl,, Di- 
fluormethyloxy oder Methylsulf onyl, 

R 23 fur Ci-C 4 -Alkyl, insbesondere fiir Methyl. 

In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsf orm steht R 1 in 
Formel I fiir einen heterocyclischen Rest der Formel II-F. 
Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 
dungen I-F bezeichnet. In den Verbindungen I-F haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-F: 

R 24 fiir Wasserstoff, Methyl, Dif luormethyl oder Trif luorme- 
thyl, 

R 25 fiir Methyl oder Trif luormethyl, 
oder 

R 24 und R 2 5 zusammen fiir eine Kette der Formel — (CH 2 )4-. 

In einer weiteren bevorzugten Ausfiihrungsf orm steht R 1 in 
Formel I fiir. einen heterocyclischen Rest der Formel II-G. 
Derartige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 
dungen I-G bezeichnet. In den Verbindungen I-G haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-G: 
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A 1 , A 2 jeweils fiir Sauerstoff. 

8. In einer weiteren bevorzugten Ausf uhrungsf orm steht R 1 in 
Formel I fiir einen heterocyclischen Rest der Formel II-H. 
5 Deraxtige Verbindungen werden im Folgenden auch als Verbin- 

dungen I-h bezeichnet. In den Verbindungen I-H haben X, R 2 
bis R 8 vorzugsweise die als bevorzugt und insbesondere die 
als besonders bevorzugt angegebenen Bedeutungen. Insbesondere 
stehen in Formel II-H: 
10 A 3 , A 4 wie vorgenannt, vorzugsweise jeweils fiir Sauerstoff, 

R 26 , R 27 jeweils unabhangig voneinander fiir Ci-C 4 -Alkyl oder 

C 1 -C 4 -Halogenalkyl / insbesondere fiir Methyl oder Difluor- 
methyl oder Trif luormethyl oder 
R 26 und R 27 zusammen fiir eine Kette der Formel CH2-O- ( CH2 ) 2— 
15 oder (CH 2 ) 4 . 

Ganz besonders bevorzugt sind die Verbindungen der Formel I, wo- 
rin die Variablen 

R 1 fiir II-A mit R 10 = CH 3 oder Amino, R 11 = CF 3 und 
20 R 12 = Wasserstoff 

R 2 fiir Wasserstoff oder Fluor, 

R 3 fiir Chlor oder Cyano, 

R 6 fiir Wasserstoff und 

X fiir Sauerstoff 
25 stehen. 

Ganz besonders bevorzugt sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Aa (= I mit R 1 = II-A, R 10 = 
Methyl, = Trif luormethyl und R 12 = Wasserstoff, R 2 = F; R 3 = 

30 CI; R 6 = H, X = O), worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Be- 
deutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Aa.l bis I-Aa. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und 
R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 

35 tungen aufweisen. 




(I-Aa) 



F 



45 
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Tabelle 1 : 



10 



20 



30 



40 



Nr . 


R* 




R 7 


R u 


1 


H 


H 


H 


H 


2 


H 


H 


H 


CH 3 


— > 
3 


H 


H 


H 


CH 2 CH 3 


4 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


D 


H 


H 


H 


y"l TT A*l TT f~l TT /*» TT 

CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


6 


H 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


7 


H 


H 


H 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


8 


H 


H 


H 


y*»TT / rt« V /srT /"ITT 

CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


9 


H 


H 


H 


C(CH 3 ) 3 


10 


H 


H 


H 


CH 2 OCH 3 


11 


H 


H 


H 


^» TT ^""1 TT ^"1 T T 

CH 2 CH 2 OCH 3 


12 


H 


H 


H 


CH 2 OCH 2 CH 3 


13 


H 


H 


H 


^t Tt ^t ft ^^✓"l Tt TT 

CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


14 


H 


H 


H 


CH ( CH 3 ) CH 2 OCH 3 


15 


H 




H 


CH 2 CH 2 C1 


16 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 SCH 3 


17 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 S ( O ) CH 3 


18 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 


19 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 CN 


20 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 Cu 2 CH 3 


21 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 2 CH 3 


22 


H 


H 


H 


#^TT /ITT MTT 

CH 2 CH 2 NH 2 


23 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 N(CH 3 ) 2 


O /I 

24 


H 


H 


H 


CH 2 CH 2 N(CH 2 CH 3 ) 2 


25 


H 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


26 


H 


H 


H 


C(CH 3 )=CH 2 




TT 

H 


H 


H 


CH 2 CH==CHCH 3 




TT 

H 


H 


H 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 • 


*"> Q 

zy 


H 


H 


H 


CH 2 C=CH 


o U 


TT 

£1 


TT 

a 


H 


CH(CH 3 )C«CH 


o X 


rj 


TT 
H 


H 


CH 2 CsCHCH 3 


oz 


nr 
tl 


TT 

Jcl 


H 


Ph 


o o 


TT 

U 


TT 

£L 


-(CH 2 ) 4 - 


O ft 


ti 

XI 


TT 
£l 


-(CH 2 ) 5 - 


O D 


TT 

El 


TT 
£1 


-(CH 2 ) 2 NH(CH 2 ) 2 - 




a 


TT 

n 


-(CH 2 ) 2 NCH 3 (CH 2 ) 2 - 


17 


XT 
£1 


o 
n 


-<CH 2 ) 2 0(CH 2 ) 2 - 


38 


H 


H 


-CH 2 CH=CHCH 2 - 


39 


H 


H 


-CH 2 CH=CHCH 2 CH 2 - 


40 


H 


H 


-CH=CHCH 2 CH 2 CH 2 - 


41 


H 


H 


CH 3 


H 


42 


H 


H 


CH 3 


CH 3 


43 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 3 


44 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


45 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


46 


H 


H 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 
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5 



15 



25 



35 



Nr. 


R4 


R 5 


R7 


R8 


47 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


48 


H 


H 


CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


49 


H 


H 


CH 3 


C(CH 3 ) 3 


50 


H 


H 


CH 3 


CH 2 OCH 3 


51 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 3 


52 


H 


H 


CH 3 


CH 2 OCH 2 CH 3 


53 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


54 


H 


H 


CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 OCH 3 


55 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 C1 


56 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 SCH 3 


57 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 S(0)CH 3 


58 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 


59 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 CN 


60 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 3 


61 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 2 CH 3 


62 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 NH 2 


63 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 N(CH 3 ) 2 


64 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH 2 N ( CH 2 CH 3 ) 2 


65 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


66 


H 


H 


CH^ 


C(CH 3 )=CH 2 


67 


H 


H 


CH 3 


CH 2 CH=CHCH 3 


68 


H 


H 


CH 3 


.C(CH 3 )CH=CHCH 3 


69 


H 


H 


CEh 


CH 2 C=CH 


70 


H 


H 


CH 3 


CH(CH 3 )CsCH 


71 


H 


H 




CH 2 C=CHCH 3 


72 


H 


H 


CH 3 


Ph | 


73 


H 


H 


CH 2 CH 3 


H 


74 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 3 


75 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 3 


76 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


77 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


78 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


79 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


80 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


81 


H 


H 


CH 2 CH 3 


C(CH 3 ) 3 


82 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 OCH 3 


83 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 3 


84 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 OCH 2 CH 3 


85 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


86 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 OCH 3 


87 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 C1 


88 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 SCH 3 


89 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 S(0)CH 3 


90 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 


91 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 CN 


92 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 3 


93 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 2 CH 3 


94 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 NH 2 


95 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 N(CH 3 ) 2 


96 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 N(CH 2 CH 3 ) 2 


97 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CH=CH 2 
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Nr. 


R 4 


R5 


R7 


R8 


98 


H 


H 


CH2CH3 


C(CH 3 )=CH 2 


99 


H 


H 


CH2CH3 


CH 2 CH=CHCH 3 


100 


H 


H 


CH2CH3 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


101 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CsCH 


102 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )C=CH 


103 


H 


H 


CH 2 CH 3 


CH 2 CsCHCH 3 


104 


H 


H 


CH 2 CH 3 


Ph 


105 


H 


H 


CH2CH2CH3 


H 


106 


H 


H 


CH2CH2CH3 


CH 3 


107 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 3 


108 


H 


H 


CH2CH2CH3 


CH 2 CH 2 CH 3 


109 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


110 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


111 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH3 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


112 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


113 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


C(CH 3 ) 3 


114 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 OCH 3 


115 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 3 


116 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 OCH 2 CH 3 


117 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


118 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 OCH3 


119 


H 


H 


CH2CH2CH3 


CH 2 CH 2 C1 


120 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 SCH 3 | 


121 


H 


H 


CH2CH2CH3 


CH 2 CH 2 S(0)CH 3 


122 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 


123 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 CN 


124 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 3 


125 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 2 CH 3 


126 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 NH 2 


127 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 N(CH 3 )2 


128 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH2N(CH 2 CH3)2 


129 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


130 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


C(CH 3 )=CH 2 


131 


H 


H 


CH2CH2CH3 


CH 2 CH=CHCH 3 


132 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


133 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CsCH 


134 


H 


H 


CH2CH2CH3 


CH(CH 3 )CsCH 


135 


H 


H 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CsCHCH 3 


136 


H 


H 


CH2CH2CH3 


Ph 


137 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


H 


138 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 3 


139 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 3 


140 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 CH 3 


141 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


142 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 ) 2 


143 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


144 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


145 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


C(CH 3 ) 3 


146 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 OCH 3 


147 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 OCH 3 


148 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 OCH 2 CH 3 
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Nr. 


R4 


R5 


R7 


R8 


149 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


150 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 )CH 2 OCH 3 


151 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 C1 


152 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 SCH 3 


153 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 S(0)CH 3 


154 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 


155 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 CN 


156 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 3 


157 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 2 CH 3 


158 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 NH 2 


159 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 N(CH 3 ) 2 


160 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 N(CH 2 CH 3 ) 2 


161 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH=CH 2 


162 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


C(CH 3 )=CH 2 


163 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH=CHCH 3 


164 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


165 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CsCH 


166 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 )CsCH 


167 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 C=CHCH 3 


168 


H 


H 


CH(CH 3 ) 2 


Ph 


169 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


H 


170 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 3 


171 * 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 3 


172 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 CH 3 


173 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


174 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH(CH 3 ) 2 


175 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


176 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


177 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


C(CH 3 ) 3 


178 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 OCH 3 


179 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 OCH 3 i 


180 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 OCH 2 CH 3 


181 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


182 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH(CH 3 )CH 2 OCH 3 


183 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 C1 


184 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 SCH 3 


185 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 S(0)CH 3 


186 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 ; 


187 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 CN 


188 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 3 


189 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 2 CH 3 


190 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 NH 2 


191 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 N(CH 3 ) 2 


192 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 2 N(CH 2 CH 3 ) 2 


193 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH=CH 2 


194 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


C(CH 3 )=CH 2 


195 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH=CHCH 3 


196 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


197 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 C=CH 


198 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


CH(CH 3 )CsCH 


199 


H 


H 


CH 2 CH=:CH 2 


CH 2 CsCHCH 3 



25 



30 



35 



40 



45 



M/43167 



W UUUOU3J/3' 




5 



15 



25 



35 



Nr. 


R4 


R5 


R7 


R8 


200 


H 


H 


CH 2 CH=CH 2 


Ph 


201 


CH 3 


H 


H 


H 


202 


CH 3 


H 


H 


CH 3 


203 


CH 3 


H 
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446 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


447 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


448 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


449 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


C(CH 3 ) 3 


450 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH 2 OCH 3 


451 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 3 


452 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH 2 OCH 2 CH 3 


453 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


454 


CH 3 


CH 3 j 


CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 OCH 3 



45 
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Nr. 


R 4 


R 5 1 


R 7 


R8 

tv 


455 


CH 3 


CH 3 


CH 3 { 




456 


CH 3 


CH 3 


CH 3 




457 


CH 3 


CH 3 


CH 3 




458 


CH3 


CH 3 


CH 3 


PHofHoS fO) 9CH3 


459 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


PH0PH0PN 


460 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


PHnPRoPOlCH-J 


461 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


PHnPtT^POoCHoCH-i 
i^ri2^* 1 2* - ' v ^2 v- ' 1 " 1 ^ 


462 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


v_#ri2^ ,n 2*'"* 1 2 


463 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


PP«PHoW f PH<a ^ 0 

^n.2^* 1 2 I>l V ^"3 / 2 j 


464 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


L*Jtl2^-'**2" \^- n 2 v ^ i:i 3 J 2 


465 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


PW«PH=PHo 1 
l^£l2^" ^ n 2 


466 


CH 3 


CH 3 


CH 3 




467 


CH 3 


CH 3 


CH 3 




468 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


P / PW-» \ PH=CHCH-* 


469 


CH 3 


CH 3 


CH 3 




470 


CH 3 


CH 3 


CH 3 ! 


pa / pu- \ r=PH 


471 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


PU»P=PHPH-j 


472 


CH 3 


CH 3 


CH 3 


iril 


473 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


TT 

£1 


474 


CH 3 


CH 3 


CH2CH 3 


^"3 — i 


475 


CH 3 


CH 3 


CH2CH 3 , 


PW«PTT-» 
v^tl2^'* :1 3 


476 


CH 3 


CH 3 


CH2CH 3 


PHnPHoPRl 

ri 2 n 2 n 3 


477 


CH 3 


CH 3 


CH2CH 3 


PH0PH1PH0CH1 


478 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


pa / PH- \ « 


479 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


pa.ptl f PR*j \ n 
^rl2 v ^ tl I ^"3 / 2 


480 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


pa /pn, \PHoCH-a 


481 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


u (^n 3 J3 


482 


CH 3 


CH 3 


CH2CH 3 


PW«PlPWo 

i«»ri2>-'^* 1 3 


483 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 




484 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 3 


0 112 JCi 2 ^ " 3 


485 


CH 3 


CH 3 


CH2CH 3 


PHoPRoOCHoCH? 
v^E*2^***2^ 2 ^ J 


486 


CH 3 


CH 3 


CH2^«3 


PH / PHi ^ CHoOCH-* 


487 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


PHr«PHoPl 


488 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


CH0CH0SCH1 


489 


CH 3 


CH 3 




CHoCHoSf OlCHi 


490 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


PH0CH0S f oCHq 


491 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


PRnPHoPW 


492 


CH 3 


CH 3 


TT /~1 TT 

CH2CH3 


\-»JCi2^* n 2 2^ Ai J 


493 


CH 3 


CH 3 


g~% TT /"I TT 

CH2CH 3 


PHoCHoCOoCHoCH^ 


494 


CH 3 


CH 3 


pTJ /"I T_T_ 
CH2CH3 


CH0CH0NH9 


495 


CH 3 


CH 3 


r-1 rr /"l TT _ 


CH0CH0N ^ CH^ ) 0 


496 


CH 3 


CH 3 


/--1TT i^TT 


CH0CH0N ( CH0CH3 ) 2 


497 


CH 3 


CH 3 


L,ri2^'n > 3 


CH9CH=CHo 


498 


CH 3 


CH 3 


Crl2^rl 3 




499 


CH 3 


CH 3 


Ctl2^-'tl 3 




cnn 


^n.3 


CH 3 


CHOCH3 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


501 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 3 


CH 2 C=CH 


502 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )C=CH 


503 


CH 3 


CH 3 


CH2CH3 


CH 2 CsCHCH 3 


504 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 3 


j 


505 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


H 
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Nr. 


R4 


R5 


R7 


R8 


506 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 3 


507 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 3 


508 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH?CH?CHt 


; 509 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH2CH2CH2CH3 


510 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 




511 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH(CH 3 )o 


512 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )CH 2 CH3 


513 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


C(CH 3 ) 3 


514 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 OCH 3 


1 515 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 3 


516 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 OCH 2 CH 3 


517 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


518 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH ( CH^ ) CHoOCHq 


519 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH2CH2CI 


520 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CHpCHoSCHt 


521 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH9CH0S (O)CH-* 


522 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 




523 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH2CH2CN 


524 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH2CH?C09CH3 


525 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH^CHoCO^CHpCH-* 


526 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH0CH0NH0 


527 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 




528 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH2CH 2 N ( CH2CH 3 ) 2 


529 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


530 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 




531 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH2CH 3 


CH 2 CH=CHCH 3 


532 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


533 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 C=CH 


534 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH(CH 3 )CsCH 


535 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 C«CHCH 3 


536 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH 2 CH 3 


Ph 


537 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


H 


538 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 3 


539 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 3 


540 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 CH 3 


541 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 CH 2 CH 3 


542 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 ) 2 


543 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH(CH 3 ) 2 


544 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 )CH 2 CH 3 


545 | 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


C(CH 3 ) 3 


546 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 OCH 3 


547 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 OCH 3 j 


548 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 OCH 2 CH 3 1 


549 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 OCH 2 CH 3 


550 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH(CH 3 )CH 2 OCH 3 


551 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 C1 


552 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 SCH 3 


553 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 S(0)CH 3 


554 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 S(0) 2 CH 3 


555 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 CN 


556 i 


CH 3 


CH 3 


CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 2 C0 2 CH 3 



20 



25 



30 



35 



40 



45 
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15 



25 



35 



IMi • 


154 


05 

R J 




R8 


DD 1 


OP-. 
^»£l3 


our 
CH3 


OU ( OU- \ - 


£12 £12 v.. w 2 0 xi 2 0 £i 3 


ceo 
OjO 


OP« 


on 
CH3 


PW / pp- \ _ 
L.H [ LH3 J 2 


£12 >-» £l 2 ** 2 




op-» 


OU- 
CH3 


pu / pp- \ _ 
Cxi \ C113 ; 2 


PP«PH«W / PH- \ — 
0£l 2 v^£l2 w \ ^"3 j 2 


JOU 


PPo 


/-"ITT 
CH3 


pu / pu- \ _ 
uri \ 0x13 j 2 


PW-pu-Ttt / pp.pp, \ - 
^£i2^tl2lN \ £12^* 1 3 / 2 


Rfi 1 


pp-» 


OII3 


pp / pu- \ - 


PHoPHsPR^ 




v^£i3 


U1I3 


pu / pp. \ - 


O / pp. \ = pp. 


ODj 


\_*xl3 


OU- 

UW3 


pu / pp. \ - 

t U£i3 j 2 


pp n pq — pppu. 
0£l2^»£l — Oliv^n.3 


c /! 


CH3 


ou 

CH3 


OU / PU- \ — 


P / PU- \ ou— pnpp- 
0 ^v-.£l3 ) o£l^£l3 


c £ c 


pTT 


0 tJ 

CH3 


OU / OU- \ - 

CH(Ctt3)2 


OU-O ou 

0£l2^-' S5 =0£l 


ODD 


P»tJ 
UI13 


ou 

CH3 


OU / OU- \ - 


pu / r-irj \ /^ OU 

v^£l { WW3 ) 0=L»£i . 


DD/ 


/-»TT 
V-I13 


on 


OU / OU- \ - 


OU-O— -OUOU- 
0£l2V^=U£lC£l3 


c zr q 
Duo 


OU. 


OU- 


OU / PU- \ - 


jrll 


DD7 


op- 
Url3 


UJCI3 




p 
£1 


3 / U 


UEI3 


^"3 


PP«PP=PR« 


PR. 

1* £13 


O / J. 


OP. 


pn„ 




pp«pp, 
v^£l2^£l3 


D / £, 


OP- 
l-^rl3 


pu„ 
WXI3 


ou-ou — pn« 


PPaPR^PP, 
O £1 2 v-' £1 2 O £1 3 


D / O 


/"ITT 


ou- 
tbids 


PU-PU — OU— 


OU-OU— OU-OP- 

£l 2 O xl 2 O £l 2 ^ ** 3 


C7A 
D 1 *k 


O U. 
CH3 


OU- 


OU-OU— OU- 


OU / OU- \ - 
0£l(C£l3 ) 2 


ETC 

D / D 


OU 

CH3 


ou 


ou ou— ou 


OU-OU / OU- \ - 

OH2OXI v 0£i3 ; 2 


D / O 


CH3 


OU- 


OU-OU— OU- 

u X12 O *i— L» U 2 


OU / OU- \ O U-PU- 
v^tt \ CH3 ) ^£l 2 ^'"3 


D / / 


on- 
C113 


OU- 

Crl3 


OU — OU— OU — 


O / OU- \ - 


D / O 


CJI3 


OU- 


OU — OU— OU — 


OU-OOU- 

v^£l2^-'^'«3 


D / i7 


OU- 


OU- 

CH3 


OU-PU — PU- 

O xl2 O «— C a 2 


pp«pu_opp_ 
O £l 2 2 ^ *~ a 3 


con 
JOU 


PP- 
wrl3 


pu. 


OU-OU — OU- 

0 n 2 0 n— ti 2 


pp-ppp_pp- 
0£l2^Jw£i2^-'£i3 


JOl 


pp-» 
UH3 


PP- 

v^£l3 


pp«rH-pp« 


pp_pp_opp_pp_ 
\* £12 v^xl 2 £12 **3 


con 
DoZ 


PU- ^ 


OU- 


1^112^-'" — ^"2 


pp / pp. \PP-Or*W-» 
v^£l ^ Oil 3 ) 0£l 2 vO£l3 


DOJ 


PU- 
CH3 


PU- 

UCI3 


PW^PW — OU- 

O rl 2 O -tl - O rl 2 


PP«PP«P 1 
O£l20£l20 J. 


Do4 


OU- 
CH3 


ou 
CH3 


OU-OU — OU- 

U £12 ^ " — ^ " 2 


OU-OU - C OU- 

L. rl2 0 £l 2 0 3 


DoD 


OU. 


ou 
CH3 


OU-OU— OU - 

C£l2v^*i— o£l2 


OU-OU-G /PAOP- 
0£l20£l2D \ yJ ) 0£l3 


coc 
DOD 


OP- 


OU- 


OU-OU— ou - 
L#£l2^£l •~Orl2 


PR«PH«Q / O \ .pu. 
ori2^* tl 2 & V ^ / 2^ n 3 


DOJ 


PP- 


PP- 


0£120£1 — V-C12 


PR n PP«PW 
0£l2^xl201N 


ROO 
JOO 


pp^ 
^£13 


pu, 


pu-pu = pu- 
£12 £1 n 2 


pp_pp-POoPH-> 
\* £i 2 ^— £i 2 ^ ^2 ^ "3 


JO-/ 


uri3 


pu. 


ou_pu— pp. 
£l 2 v-> *i £i 2 


PRnPRnPOnPR^PHn 


S90 

J> V 




pu. 


pu-pu = pu- 


PHoPHoNHo 
v-»jlj.2^-'"2" 2 


591 


PR, 


PR, 


v^- 1^ 2 ^ ^ 


v-» xi 2 ^ n 2 ^ \ ^"3 / 2 




pir, 


pp. 
L»£13 


£12 ^ £1 V# £1 2 


V-«£12^' £ *2 JW \ ^£12^— n 3 / 2 




pn. 


pu. 


PRnPH=PHo 

^ri2^£* v^£i2 


PRoPH=PHi 




pn. 




pu_pu— pp 0 

V*- £1 2 ^ £1"~^» £1 2 


P / PR, \ =PHo 


595 




w«3 




CHoCH=CHCH-a 


596 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH==CH 2 


C(CH 3 )CH=CHCH 3 


597 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CsCH 


598 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


CH(CH 3 )CsCH 


599 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CsCHCH 3 


600 


CH 3 


CH 3 


CH 2 CH=CH 2 


Ph 



Ganz besonders bevorzugt sind auch die 3-Heterocyclyl substi- 
tuierten Benzoesaure-Derivate der Fontiel I-Ab (= I mit R 1 = II-A, 
Rio - Methyl , R 11 = Trif luormethyl und R 12 = Wasserstoff , R 2 = H; 
R 3 = CI; R 6 = H f X = O), worin R 4 , R 5 f R 7 und R 8 die oben genannten 
Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutun- 
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gen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-Ab.l bis I-Ab.600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , 
R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen 
Bedeutungen aufweisen. 




(I-Ab) 



F 



15 

Ganz besonders bevorzugt sind auch die 3-Heterocyclyl substi- 
tuierten Benzoesaure-Derivate der Formel I -Ac (= I mit R 1 = II-A, 
Rio = Amino, R 11 = Trif luormethyl und R 12 = Wasserstoff; R 2 = F; R 3 
= C1;R 6 = H, X = 0), worin R 4 1 R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten 
20 Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutun- 
gen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-Ac.l bis I-Ac.600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , 
R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen 
Bedeutungen aufweisen. 

25 




(I-Ac) 



F 



35 

Ganz besonders bevorzugt sind auch die 3-Heterocyclyl substi- 
tuierten Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ad (= I mit R 1 = II-A, 
R 10 = Amino, R 11 = Trif luormethyl und R 12 ■ Wasserstoff; R 2 = H; R 3 
= C1; R 6 = H, X = O), worin R 4 , R5, r 7 und R 8 die oben genannten 
40 Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutun- 
gen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-Ad.l bis I-Ad. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , 
R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen 
Bedeutungen aufweisen. 
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(I-Ad) 



F 



Unter den Verbindungen I-B sind die 3-Heterocyclyl Benzoesaure- 
Derivate der Formel I-Ba (= I mit R 1 = II-B, R 13 ', R 13 jeweils Me- 
thyl; R 2 = F; R 3 » CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 
und R 8 die oben genannten Bedeutungen, insbesondere die als bevor- 
15 zugt angegebenen Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige 
Verbindungen sind die Verbindungen I-Ba.l bis I-Ba. 600, in denen 
die Variablen R 4 # R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der 
Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 




(I-Ba) 



30 Unter den Verbindungen I-B sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Bb (== I mit R 1 = Il-B f R 13 ' f R 13 
jeweils Methyl; R 2 = H; R 3 = CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt , worin 
R 4 , R 5 r R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen , insbesondere die 
als bevorzugt genannten Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fur 

35 derartige Verbindungen sind die Verbindungen I-Bb.l bis I-Bb. 600, 
in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer 
Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 



40 



45 
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Chlor, R 15 , R 17 = Wasserstoff, R 16 = Trif luormethyl; R 2 « F; R 3 = 
CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben ge- 



15 nannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Be- 
deutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Ca.l bis I-Ca. 600, in denen die Variablen R 4 , 
R5 f r 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe 
nen Bedeutungen aufweisen, 

20 



25 




(I-Ca) 



30 



Unter den Verbindungen I-C sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Cb {= I mit R 1 = II-C, R 14 = 
Chlor, R 15 , R 17 = Wasserstoff, R 16 = Trif luormethyl; R 2 = H; R 3 = 

35 CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben ge- 
nannten Bedeutungen , insbesondere die als bevorzugt genannten Be- 
deutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Cb.l bis I-Cb.600, in denen die Variablen R 4 , 
R5, R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe- 

40 nen Bedeutungen aufweisen. 



45 
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34 




R 8 



(I-Cb) 



10 




Unter den Verbindungen I-C sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Cc (= I mit R 1 = II-C, R 14 = 
Chlor, R 15 , R 17 = Wasserstoff f R 16 = Methylsulf onyl; R 2 = F; R 3 = 

15 CI; R 6 = H, X = 0) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben ge- 
nannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Be- 
deutungen, aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Cc.l bis I-Cc.600, in denen die Variablen R 4 , 
R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe- 

20 nen Bedeutungen aufweisen. 




(I-Cc) 




Unter den Verbindungen I-C sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Cd (= I mit R 1 = II-C, R 14 = 



35 Chlor, R 15 , R 17 « Wasserstoff , R 16 = Methylsulf onyl; R 2 = H; R 3 = 
CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben ge- 
nannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Be- 
deutungen, aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Cd.l bis I-Cd.600, in denen die Variablen R 4 , 

40 R5, r 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe- 
nen Bedeutungen aufweisen. 



45 
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35 




H 



•CI 



5 



(I-Cd) 



O 



10 



Unter den Verbindungen I-C sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ce (= I mit R 1 = II-C, R 14 = 
Chlor, R 15 , R 17 = Wasserstoff, R 16 - Methylsulf onyloxy ; R 2 = F; R 3 

15 » CI; « H, X ■ 0) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben 
genannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten 
Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Ce.l bis I-Ce. 6 00 , in denen die Variablen R 4 , 
R 5 , R 7 und R 8 gemeihsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe- 

20 nen Bedeutungen aufweisen. 



Unter den Verbindungen I-C sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Cf (= I mit R 1 » n-c, R 14 = 

35 Chlor r Ris, R* 7 = Wasserstoff, R 16 = Methylsulf onyloxy ; R 2 = H; R 3 
= CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben 
genannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten 
Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Cf.l bis I-Cf.600, in denen die Variablen R 4 , 

40 R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe- 
nen Bedeutungen aufweisen. 



25 
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Unter den Verbindungen I-D sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Da (=s I mit R 1 = II-D, R 18 , R 20 
= wasserstoff, R 19 = Trif luormethyl; R 2 = F; R 3 - Cl; R 6 = H, X = 

15 O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutun- 
gen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, auf- 
weisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbindun- 
gen I-Da.l bis I-Da. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 
gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutun- 

20 gen aufweisen. 



25 




R 8 



(I— Da) 



30 



Unter den Verbindungen I-D sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Db (== I mit R 1 = II-D, R 18 , R 20 

35 = Wasserstoff, R 19 = Trif luormethyl ; R 2 = H; R 3 = Cl; R 6 = H, X = 
O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutun- 
gen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, auf- 
weisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbindun- 
gen I-Db.l bis I-Db.600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 

40 gemeinsam die in einer zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutun- 
gen aufweisen. 



45 
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Unter den Verbindungen I-D sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Dc {= I mit R 1 = II-D, R 18 = 
Methyl, R 19 - Trifluormethyl, R 20 = Wasserstoff ; R 2 = F; R 3 = CI; 

15 R« = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genann- 
ten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeu- 
tungen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-Dcl bis I-Dc.600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , 
R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen 

20 Bedeutungen aufweisen. 




Unter den Verbindungen I-D sind die 3-Heterocyclyl subs tituier ten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Dd (== I mit R 1 « II-D, R 18 = 

35 Methyl , R 19 - Trif luormethyl, R 20 « Wasserstoff; R 2 = H; R 3 = CI; 
R 6 - H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genann- 
ten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeu- 
tungen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-Dd.l bis I-Dd. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , 

40 R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen 
Bedeutungen aufweisen. 
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Unter den Verbindungen I-D sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-De (=s I mit R 1 = II-D, R 18 = 
Amino, R" = Methylsulfonyl, R 20 = Wasserstoff; R 2 = F; R 3 = Cl; R 6 

15 = H, X - O) bevorzugt, worin R*, R5, R? und R 8 die oben genannten 
Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutun- 
gen, aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-De.l bis I-De. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 / 
R7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen 

20 Bedeutungen aufweisen. 



25 



H 2 N 
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R 8 



(I-De) 



30 



Unter den Verbindungen I-D sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Df (== I mit R 1 = II-D, R 18 

35 Amino, R 19 = Methylsulfonyl, R 20 = Wasserstoff; R 2 = H; R 3 = Cl; R< 
= H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten 
Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutun- 
gen, aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die 
Verbindungen I-Df.l bis I-Df. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , 

40 R 7 und R 8 gemeinsam die in einer zeile der Tabelle 1 angegebenen 
Bedeutungen aufweisen. 



45 
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Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ea (= I mit R 1 = II-E, R 21 = 
Chlor f R22 = Trifluormethyl, R 23 = Methyl; R 2 - F; R 3 = CI; R 6 = H, 

15 X » 0) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Ea.l bis I-Ea. 600, in denen die Variablen R 4 f R 5 , R 7 und 
R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 

20 tungen aufweisen. 




Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Eb (= I mit R 1 = II-E, R 21 = 

35 Brom, R 22 = Trifluormethyl, R 23 = Methyl; R 2 = Cl; R 3 = CI; R 6 = H, 
X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Eb.l bis I-Eb. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und 

40 R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 
tungen aufweisen. 
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(I-Eb) 



unter den verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ec (= I mit R 1 = II-E, R 21 - 
Chlor, R 22 = Trifluormethyl, R 23 = Methyl; R 2 = H; R 3 = Cl; R 6 - H, 

15 X = O) bevorzugt, worin R*, R 5 , R 7 und R«» die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Ec.l bis I-Ec.600, in denen die Variablen R«, R 5 , R 7 und 
rb gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 

20 tungen aufweisen. 




Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ed (== I mit R 1 = II-E, R 21 - 

35 Chlor, R 22 = Dif luormethoxy, R 23 - Methyl; R 2 - F; R 3 = Cl; R 6 = H, 
X = O) bevorzugt, worin R*, R*, r? und R8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Ed.l bis I-Ed.600, in denen die variablen R 4 , R 5 , R 7 und 

40 R8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 
tungen aufweisen. • 
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Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ee (= I mit R 1 = II-E, R 21 = 
Chlor, R 22 m Difluormethoxy, R 23 = Methyl; R 2 = H; R 3 - CI; R 6 - H, 

15 X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Ee.l bis I-Ee. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und 
R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 

20 tungen aufweisen. 




Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ef (== I mit R 1 = II-E f R 21 = 

35 Brom, R 22 = Dif luormethoxy , R 23 = Methyl; R 2 = CI; R 3 = CI; R 6 = H, 
X « O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Ef.l bis I-Ef. 600, in denen die Variablen R 4 # R 5 , R 7 und 

40 R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 
tungen aufweisen. 
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Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Eg (= I mit R 1 = II-E, R 21 = 
Chlor, R22 = Methylsulfonyl, R 23 = Methyl; R 2 - F; R 3 = CI; R 6 = H, 

15 X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Eg.l bis I -Eg. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und 
R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 

20 tungen aufweisen. 



25 
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Unter den Verbindungen I-E sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Eh (= I mit R 1 = II-E, R 21 = 

35 Brom, R 22 = Methylsulfonyl, R 23 = Methyl; R 2 = CI; R 3 - Cl; R 6 = H, 
X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeu- 
tungen, insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, 
aufweisen. Beispiele fur derartige verbindungen sind die Verbin- 
dungen I-Eh.l bis I-Eh. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und 

40 R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeu- 
tungen aufweisen. 
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unter den verbindungen I-F sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Fa (= I mit Ri = II-F, R 24 = 
Difluormethyl, R 25 = Methyl; R 2 - F,- R 3 = Cl; R 6 = H, X = 0) be- 

15 vorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen, 
insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, aufweisen. 
Beispiele fur derartige verbindungen sind die Verbindungen I-Fa.l 
bis I-Fa.600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam 
die in einer zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufwei- 

20 sen. 




unter den Verbindungen I-F sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Fb (= I mit R 1 = II-E, R 24 - 

35 Difluormethyl, R 2 = = Methyl; R 2 = Cl; R 3 = Cl; R 6 = H, X = O) be- 
vorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen, 
insbesondere die als bevorzugt genannten Bedeutungen, aufweisen. 
Beispiele fur derartige Verbindungen sind die Verbindungen I-Fb.l 
bis I-Fb. 600, in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam 

40 die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufwei- 
sen. 
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Unter den Verbindungen I-F sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Fc (= I mit R 1 = II-F, R 24 , R 25 
= (CH 2 ) 4 ; R 2 = F; R 3 = CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , 
15 R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen, insbesondere die als be- 
vorzugt genannten Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige 
Verbindungen sind die Verbindungen I-Fc.l bis I-Fc. 600, in denen 
die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der 
Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 



25 




(I-Fc) 



30 

Unter den Verbindungen I-F sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Fd (= I mit R 1 = II-F, R 24 , R 25 
= (CH 2 ) 4 ; R 2 « CI; R 3 = CI; R* = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 f R 5 , 
35 R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen, insbesondere die als be- 
vorzugt genannten Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige 
Verbindungen sind die Verbindungen I-Fd.l bis I-Fd. 600, in denen 
die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer zeile der 
Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 

40 
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Unter den Verbindungen I-G sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ga (= I mit R 1 = II-G, A 1 , A 2 
jeweils Sauerstoff ; R 2 = F; R 3 = CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, wo- 
15 rin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen, insbesondere 
die als bevorzugt genannten Bedeutungen , aufweisen. Beispiele fur 
derartige Verbindungen sind die Verbindungen I-Ga.l bis I-Ga. 600, 
in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer 
Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen • 

20 



25 




(I-Ga) 
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Unter den Verbindungen I-G sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Gb (= I mit R 1 = II-G f A 1 , A 2 
jeweils Sauerstoff ; R 2 = H; R 3 = CI; R^ = H, X - O) bevorzugt, wo- 
35 rin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben genannten Bedeutungen , insbesondere 
die als bevorzugt genannten Bedeutungen, aufweisen, Beispiele fur 
derartige Verbindungen sind die Verbindungen I-Gb.l bis I-Gb. 600, 
in denen die Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer 
Zeile der Tabelle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 

40 
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Unter den Verbindungen I-H sind die 3-Heterocyc.lyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Ha (= I mit R 1 = II-H, A 3 und 
A 4 jeweils Sauerstoff , R 26 = Dif luormethyl, R 27 = Methyl; R 2 = F; 

15 R 3 = CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die oben 
genannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt genannten 
Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbindungen sind 
die Verbindungen I-Ha.l bis I-Ha. 600, in denen die Variablen R 4 , 
R5 f r7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Tabelle 1 angegebe- 

20 nen Bedeutungen aufweisen. 



Unter den Verbindungen I-H sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Hb (= I mit R 1 « II-H, A 3 und 

35 A 4 jeweils Sauerstoff , R 26 und R 27 zusammen fur Tetramethy len ; R 2 - 
F; R 3 = CI; R 6 = H, X = O) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die 
oben genannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt ge- 
nannten Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fiir derartige Verbin- 
dungen sind die Verbindungen I-Hb.l bis I-Hb.600, in denen die 

40 Variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Ta- 
belle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 
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unter den Verbindungen I-H sind die 3-Heterocyclyl substituierten 
Benzoesaure-Derivate der Formel I-Hc (== I mit R 1 = II-H, A 3 und 
A 4 jeweils Sauerstoff , R 26 und R 27 zusammen fur Tetramethylen; R 2 = 

15 H; R 3 - CI; R 6 = H, X = 0) bevorzugt, worin R 4 , R 5 , R 7 und R 8 die 
oben genannten Bedeutungen, insbesondere die als bevorzugt ge- 
nannten Bedeutungen, aufweisen. Beispiele fur derartige verbin- 
dungen sind die Verbindungen I-Hc.l bis I-Hc.600, in denen die 
variablen R 4 , R 5 , R 7 und R 8 gemeinsam die in einer Zeile der Ta- 

20 belle 1 angegebenen Bedeutungen aufweisen. 




Die erfindungsgemaBen 3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure- 
Derivate konnen in Anlehnung an bekannte Verfahren hergestellt 

35 werden. Sofern keine gezielte Synthese zur Isolierung reiner Iso- 
mere durchgefiihrt wird, kann das Produkt als Isomerengemisch an- 
f alien. Die Mischungen konnen gewunschtenf alls nach den hierfiir 
ublichen Methoden wie Kristallisation oder Chromatographic, auch 
an einem optisch aktiven Adsorbat, in die weitgehend reinen Iso- 

40 meren getrennt werden. Reine optisch aktive Isomere lassen sich 
beispielsweise auch aus den entsprechenden optisch aktiven Aus- 
gangsmaterialien her ste lien. 

In der Regel stellt man die 3-Heterocyclyl substituierten Verbin- 
45 dungen der Formel I durch Umsetzung eines 3-Heterocyclyl substi- 
tuiertes Benzoesaure-Derivat der allgemeinen Formel III, 
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(III) 

10 worin R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , R 5 und X die zuvor genannten Bedeutungen auf- 
weisen, gegebenenf alls in Gegenwart eines Kupplungsmittels , oder 
das entsprechende skurehalogenid zu III mit einem Sulfamid der 
Forme 1 IV, 



15 



H 



N 



R6 



vr 



R8 



(IV) 



R7 



20 



worin R 6 , R 7 und R 8 die zuvor genannten Bedeutungen aufweisen, 
her. Verfahren zur Aktivierung von Carbonsauren sind beispiels- 
weise aus Houben-Weyl, Methoden der organischen Chemie, Bd. E5 
25 (1985), Teil 1, SS. 587 ff und Bd, E5 (1985), Teil II, SS. 934 ff 
bekannt. Die Umsetzung aktivierter Carbonsauren III bzw. Carbon- 
saurehalogeniden von III kann in Analogie zu der in WO 01/83459 
beschriebenen Herstellung von Carboxylsulf amiden erfolgen, z. B. 
nach der auf S. 31 f beschriebenen Weise- 

30 

Vorzugsweise aktiviert man zunachst die Carbonsaure III, indem 
man sie mit einem Kupplungsmittel umsetzt. Anschliefiend setzt man 
die aktivierte Carbonsaure III in der Regel ohne vorherige Iso- 
lierung mit dem Sulfamid IV urn, Als Kupplungsmittel kommen bei- 

35 spielsweise N^'-Carbonyldiimidazol oder Carbodiimide wie Dicy- 
clohexylcarbodiimid in Betracht. Diese werden in der Regel wenig- 
stens in aquimolarer Menge und bis zu einem vierf achen Uber- 
schuss, bezogen auf die Carbonsaure III, eingesetzt. Gegebenen- 
falls erwarmt man das erhaltene Reaktionsgemisch aus Carbonsaure 

40 III und Kupplungsmittel und lasst dann auf Raumtemperatur abkiih- 
len. Ublicherweise fiihrt man die Umsetzung in einem Losungsmittel 
durch. Als Losungsmittel kommen z, B. chlorierte Kohlenwasser- 
stoffe wie Methylenchlorid, 1,2-Dichlorethan, Ether z. B. Dial- 
kylether wie Diethylether , Methyl-tert . -butylether oder cyclische 

45 Ether wie Tetrahydrofuran oder Dioxan, Carbonsaureamide wie Dime- 
thylformamid, N-Methyllactame wie N-Methylpyrrolidon, Nitrile wie 
Acetonitril, aromatische Kohlenwasserstof f e wie Toluol, aromati- 
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sche Amine wie Pyridin oder Gemische hiervon in Betracht. An- 
schlieBend versetzt man mit dem Sulfamid IV. In der Regel lost 
man das Sulfamid IV in dem Losungsmittel, das auch zur Aktivie- 
rung der Carbonsaure verwendet wurde. 

5 

Alternativ kann man auch die Carbonsaure III zunachst mit einem 
anorganischen Saurehalogenid, vorzugsweise einem Saurechlorid wie 
Thionylchlorid, Phosphorylchlorid, Phosphorpentachlorid, Oxalyl- 
chlorid oder Phosphortrichlorid in das entsprechende Saurehaloge- 

10 nid zu III uberfuhren, gegebenenf alls das gebildete Saurehaloge- 
nid isolieren, und anschlieI3end mit dem Sulfamid IV umsetzen. Ge- 
gebenenfalls steigert man die Reaktivitat des Thionylchlorids 
durch Zusatz katalytischer Mengen Dimethylf ormamid. Ublicherweise 
setzt man das Halogenierungsmittel wenigstens in aquimolarer 

15 Menge, bezogen auf die Carbonsaure , ein. Der Reaktionspartner 
Thionylchlorid, Phosphortrichlorid oder Phosphorylchlorid kann 
gleichzeitig als Losungsmittel fungieren. Geeignete Losungsmittel 
sind ferner unter den Reaktionsbedingungen inerte Losungsmittel 
beispielsweise chlorierte Kohlenwasserstof f e wie Methylenchlorid, 

20 1,2-Dichlorethan, aromatische Kohlenwasserstof fe wie Benzol oder 
Toluol , aliphatische und cycloaliphatische Kohlenwasserstof fe wie 
Hexan, Petrolether, Cyclohexan und deren Gemische. Die Reaktions- 
temperatur liegt in der Regel zwischen Raumtemperatur und dem 
Siedepunkt des Losungsmittels . Nach beendeter Umsetzung entfernt 

25 man in der Regel den Uberschuss an Halogenierungsmittel. An- 

schlieBend versetzt man das so erhaltene Saurechlorid von III mit 
dem Sulfamid IV. In der Regel lost man das Sulfamid IV in dem Lo- 
sungsmittel, das auch zur Herstellung des Carbons aurehalogenids 
verwendet wurde, sofern es sich bei dem Losungsmittel nicht um 

30 eines der vorgenannten Saurehalogenide handelt. 

Selbstverstandlich konnen auch andere Verfahren zur Aktivierung 
der Carbonsaure verwendet werden. Solche Verfahren sind im Stand 
der Technik beschrieben. 



Das molare Verhaltnis von Carbonsaure III bzw. aktivierter Car- 
bonsaure zu III bzw. des entsprechenden Saurechlorids zu III zu 
Sulfamid IV betragt in der Regel wenigstens 0,9:1, vorzugsweise 
wenigstens 1:1. Gegebenenf alls kann es auch vorteilhaft sein, das 
40 Sulfamid IV in einem geringen Uberschuss, beispielsweise in einem 
bis zu 30%igem Uberschuss, bezogen auf die Carbonsaure III, ein- 
zusetzen. 

Ublicherweise fiihrt man die Umsetzung in Gegenwart einer Base, 
45 die vorzugsweise in aquimolarer Menge oder bis zu einem vierf a- 
chen Uberschuss, bezogen auf Carbonsaure III, eingesetzt wird, 
durch. Geeignete Basen sind beispielsweise Amine wie 1,5-Dizabi- 



35 
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cyclo[4.3-0]non-5-en (DBN), 1, 8-Diazabicyclo[5 . 4 . 0]undec-7-en 
(DBU), Pyridin oder Tr iethylamin . Gegebenenf alls kann es von Vor- 
teil sein, die Umsetzung in Gegenwart einer katalytischen Menge 
4-Dimethylaminopyridin (DMAP) durchzuf iihren . Der Zusatz an Base 
5 betragt in der Regel 5 bis 10 mol-%, bezogen auf aktivierte Car- 
bonsaure III. 

in der Regel liegt die Reaktionstemperatur im Bereich von 0 °C bis 
zur Hone des Siedepunktes des Reaktionsgemisches . Die Aufarbei- 
10 tung kann in an sich bekannter Weise erfolgen. 

Die verbindungen der Formel IV sind nach an sich bekannten Ver- 
fahren erhaltlich, zum Beispiel nach von G. Hamprecht in Angew. 
Chem. 93, 151 - 163 (1981) beschriebenen Verfahren oder nach den 
15 Verfahren, wie sie in WO 01/83459, DE 102 21 910.9 oder in Hou- 
ben-Weyl, Bd. Ell (1985), S. 1019 beschrieben werden. 

3-Heterocyclyl substituierte Benzoesaure-Derivate der allgemeinen 
Formel III sind im Stand der Technik bekannt oder lassen sich in 
20 Anlehnung an bekannte Verfahren, haufig ausgehend von den ent- 
sprechenden Estern zu III, herstellen. 

Die Ester werden dann nach bekannten verfahren durch Hydrolyse im 
sauren Milieu unter Verwendung von starken Mineralsauren wie kon- 

25 zentrierte Salzsaure oder Schwef elsaure oder organischen Sauren 
wie Eisessig oder Gemischen davon in die entsprechenden Carbon- 
sauren III uberfuhrt. Alternativ lassen sich Ester auch im alka- 
lischen Milieu unter Verwendung von Basen wie Alkalihydroxid, 
beispielsweise Natriumhydroxid oder Kaliumhydroxid in Gegenwart 

30 von Wasser hydrolysieren. 

Als Losungsmittel sowohl fur die saure- als auch fur die basenka- 
talysierte Hydrolyse von Estern kommen beispielsweise auch chlo- 
rierte aliphatische oder alicyclische Kohlenwasserstof fe wie Me- 

35 thylenchlorid oder 1,2-Dichlorethan oder Alkohole in Betracht. 
Bei der saurekatalysierten Hydrolyse ist Ublicherweise der Reak- 
tionspartner gleichzeitig auch das Losungsmittel und wird daher 
im uberschuss, bezogen auf den Ester eingesetzt. Die Reaktions- 
temperatur liegt ublicherweise zwischen Raumtemperatur und dem 

40 Siedepunkt des Losungsmittels . 

Ester der Carbonsaure III, worin Ri fur einen heterocyclischen 
Rest der Formel II-A steht, sind beispielsweise aus US 6,207,830 
und DE 197 41 411 bekannt. Ester von Carbonsauren der Formel III, 
45 worin R 1 fur einen heterocyclischen Rest der Formel II-C steht, 
sind aus WO 97/11059 bekannt. Ester von Carbonsauren der Formel 
III, worin R 1 fur einen Rest II-E steht, sind beispielsweise aus 
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WO 92/06962 und JP 09059113 bekannt. Ester von Carbonsauren der 
Formel II-F sind z. B. aus JP 61069776 bekannt. Verbindungen III, 
die in diesen Schriften nicht explizit beschrieben sind, lassen 
sich in Anlehnung an diese Verfahren herstellen. 

Soweit die Ester von Carbonsauren der Formel III nicht bekannt 
sind, kann man sie beispielsweise durch Umsetzung einer 3-Hetero- 
cycl substituierten Benzoesaure der Formel V, 



15 




O 



(V) 

worin R 1 , R 2 und R 3 die zuvor genannten Bedeutungen aufweisen, 
mit einem a-Aminocarbonsaureester oder einem a-Hydroxycarbonsau 
reester der Formel VI, 



25 HXC(R 4 ) (R 5 )COOR' (VI) 

worin X, R 4 und R 5 die zuvor genannten Bedeutungen aufweisen und 
R' fiir Niederalkyl steht, in Gegenwart eines wasserentziehenden 
Mittels wie N,N'-Carbonyldiimidazol oder Dicyclohexylcarbodiimid 
30 herstellen. Alternativ kann man auch die Benzoesaure der Formel 
zunachst in ihr Saurehalogenid uberfuhren und anschlieflend mit 
der Verbindung der Formel VI umsetzen. 



Die Reaktionsbedingungen entsprechen im Wesentlichen den zuvor 
35 fur die Umsetzung von III mit IV genannten Bedingungen. iiblicher- 
weise fiihrt man die Umsetzung in einem Losungsmittel durch. Geei- 
gnete Losungsmittel sind chlorierte Kohlenwasserstof fe, wie 
Methylenchlorid, 1,2-Dichlorethan, Ether, wie Diethylether , Me- 
thyl- tert.-buty let her, Tetrahydrofuran, Dioxan oder Gemische 
40 hiervon. Die Umsetzung mit einer Verbindung der Formel VI erfolgt 
iiblicherweise bei einer Temperatur zwischen Raumtemperatur und 
dem Siedepunkt des Losungsmittels . AbschlieBend hydrolysiert man 
den erhaltenen Ester von III, wobei man die gewunschte 3-Hetero- 
cyclyl substituierte Carbonsaure III erhalt. Bezuglich der Durch- 
45 fiihrung der Hydrolyse sei auf das zuvor Gesagte verwiesen. 
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Die Carbonsaure V lasst sich beispielsweise nach WO 01/083459 
Oder dem darin zitierten Stand der Technik Oder in Anlehnung an 
die darin beschriebenen Verfahren herstellen. Gegebenenf alls muss 
der im Stand der Technik beschriebene Ester nach bekannten Ver- 
5 fahren in die Carbonsaure V uberfuhrt werden. Beziiglich der 
saure- Oder basenkatalysierten Hydrolyse von Estern sei auf das 
zuvor Gesagte verwiesen. Ausdriicklich verwiesen sei auf folgende 
Schriften: 

10 WO 88/10254, WO 89/02891, WO 89/03825, WO 91/00278 (Verbindungen 
der Formel V beziehungsweise deren Ester, worin R 1 fur einen hete- 
rocyclischen Rest der Formel II-A steht), EP 0 584 655, WO 
00/050409 (die Ester der Verbindungen der Formel V, worin R 1 fur 
einen heterocyclischen Rest der Formel II-B steht), WO 96/39392, 

15 WO 97/07104 (Verbindungen der Formel V und/oder der entsprechen- 
den Ester zu V, worin R 1 fur einen heterocyclischen Rest der For- 
mel II-D steht), WO 92/06962 (Verbindungen der Formel V, worin R 1 
fur einen heterocyclischen Rest der Formel II-E). 

20 Die Verbindungen I und deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze 
eignen sich - sowohl als Isomerengemische als auch in Form der 
reinen Isomeren - als Herbizide. Die I enthaltenden herbiziden 
Mittel bekampfen Pf lanzenwuchs auf Nichtkulturf lachen sehr gut. 
In Kulturen wie Weizen, Reis, Mais, Soja und Baumwolle wirken sie 

25 gegen Unkrauter und Schadgraser, ohne die Kulturpf lanzen nennens- 
wert zu schadigen. Dieser Effekt tritt vor allem bei niedrigen 
Aufwandmengen auf . 

In Abhangigkeit von der jeweiligen Applikationsmethode kSnnen 
30 die Verbindungen I bzw. sie enthaltenden herbiziden Mittel 

noch in einer weiteren Zahl von Kulturpf lanzen zur Beseitigung 
unerwiinschter Pf lanzen eingesetzt werden. In Betracht kommen 
beispielsweise folgende Kulturen: 

35 Allium cepa, Ananas comosus, Arachis hypogaea, Asparagus 

officinalis, Beta vulgaris spec, altissima, Beta vulgaris spec, 
rapa, Brassica napus var. napus, Brassica napus var. 
napobrassica, Brassica rapa var. silvestris, Camellia sinensis, 
Carthamus tinctorius, Carya illinoinensis , Citrus limon, Citrus 

40 sinensis, Coffea arabica (Coffea canephora, Coffea liberica), 
Cucumis sativus, Cynodon dactylon, Daucus carota, Elaeis 
guineensis, Fragaria vesca, Glycine max, Gossypium hirsutum, 
(Gossypium arboreum, Gossypium herbaceum, Gossypium vitif olium) , 
Helianthus annuus, Hevea brasiliensis, Hordeum vulgare, Humulus 

45 lupulus, Ipomoea batatas, Juglans regia, Lens culinaris, Linum 
usitatissimum, Lycopersicon lycopersicum, Malus spec, Manihot 
esculenta, Medicago sativa, Musa spec, Nicotiana tabacum 
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(N.rustica), Olea europaea, Oryza sativa, Phaseolus lunatus, 
Phaseolus vulgaris, Picea abies, Pinus spec, Pisum sativum, 
Prunus avium, Prunus persica, Pyrus communis, Ribes sylvestre, 
Ricinus communis, Saccharum of f icinarum, Secale cereale, Solanum 
5 tuberosum, Sorghum bicolor (s. vulgare), Theobroma cacao,, Tri- 
folium pratense, Triticum aestivum, Triticum durum, Vicia faba, 
Vitis vinifera und Zea mays. 

Darliber hinaus konnen die Verbindungen I auch in Kulturen, die 
10 durch Zuchtung einschlieBlich gentechnischer Methoden gegen die 
Wirkung von Herbiziden tolerant sind, verwandt werden. 

Des weiteren eignen sich die Verbindungen I und deren landwirt- 
schaftlich brauchbaren Salze auch zur Desikkation und/oder 
15 Defoliation von Pflanzen. 

Als Desikkantien eignen sie sich insbesondere zur Austrocknung 
der oberirdischen Teile von Kulturpf lanzen wie Kartoffel, Raps, 
Sonnenblume und Sojabohnen. Damit wird ein vollstandig mechani- 
20 sches Beernten dieser wichtigen Kulturpf lanzen ermoglicht- 

Von wirtschaftlichem Interesse ist auch 

das zeitlich konzentrierte Abfallen von Friichten oder das 
Vermindern ihrer Haf tf estigkeit an der Pflanze, beispiels- 
25 weise bei Zitrusf riichten, Oliven oder anderen Arten und Sor- 

ten von Kern-, Stein- und Schalenobst, da hierdurch die Ernte 
dieser Friichte erleichtert wird, sowie 

das kontrollierte Entblattern von Nutzpf lanzen, insbesondere 
Baumwolle (Defoliation) . 

30 

Das durch die Anwendung von erf indungsgemaBen Wirkstoffen der 
Formel I geforderte Abfallen beruht auf der Ausbildung von Trenn- 
gewebe zwischen Frucht- oder Blatt- und SprojBteil der Pflanzen. 

35 Die Baumwolldefoliation ist von ganz besonderem wirtschaftlichem 
Interesse, da sie die Ernte erleichtert. Gleichzeitig fiihrt die 
Verkurzung des Zeitintervalls, in dem die einzelnen Pflanzen reif 
werden, zu einer erhohten Qualitat des geernteten Fasermaterials . 

40 Die Verbindungen I bzw. die sie enthaltenden herbiziden Mittel 
konnen beispielsweise in Form von direkt verspriihbaren wassrigen 
Losungen, Pulvern, Suspensionen, auch hochprozentigen wassrigen, 
oligen oder sonstigen Suspensionen oder Dispersionen, Emulsionen, 
Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, Streumitteln oder Granu- 

45 laten durch Verspruhen, Vernebeln, Verstauben, Verstreuen, GieBen 
oder Behandlung des Saatgutes bzw. Mischen mit dem Saatgut ange- 
wendet werden. Die Anwendungsf ormen richten sich nach den Verwen- 
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dungszwecken; sie sollten in jedem Fall moglichst die feinste 
Verteilung der erf indungsgemaBen wirkstoffe gewahrleisten. 

Die herbiziden Mittel enthalten eine herbizid wirksame Menge min- 
5 destens eines wirkstoffes der Formel I und fiir die Formulierung 
von Pflanzenschutzmitteln ubliche Hilf sstof f e. 

Als inerte Hilfsstoffe kommen im Wesentlichen in Betracht: 
Mineralolfraktionen von mittlerem bis hohem Siedepunkt wie 

10 Kerosin und Dieselol, ferner Kohlenteerole sowie Ole pf lanzlichen 
Oder tierischen Ursprungs, aliphatische, cyclische und aromati- 
sche Kohlenwasserstoffe, z.B. Paraffine, Tetrahydronaphthalin, 
alkylierte Naphthaline und deren Derivate, alkylierte Benzole und 
deren Derivate , Alkohole wie Methanol, Ethanol, Propanol, Butanol 

15 und Cyclohexanol, Ketone wie Cyclohexanon, stark polare Losungs- 
mittel, z.B. Amine wie N-Methylpyrrolidon und Wasser. 

Wassrige Anwendungsf ormen konnen aus Emulsionskonzentraten f 
Suspensionen, Pasten, netzbaren Pulvern oder wasserdispergier- 

20 baren Granulaten durch Zusatz von Wasser bereitet werden. Zur 

Herstellung von Emulsionen, Pasten oder Oldispersionen konnen die 
3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure-Derivate I als solche 
oder in einem 01 oder Losungsmittel gelost f mittels Netz-, Haft- f 
Dispergier- oder Emulgiermittel in Wasser homogenisiert werden. 

25 Es konnen aber auch aus wirksamer Substanz, Netz-, Haft-, 

Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell Losungsmittel oder 
Ol bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Verdunnung 
mit Wasser geeignet sind. 

30 Als oberflachenaktive Stoffe kommen die Alkali-, Erdalkali-, 
Ammoniumsalze von aromatischen Sulf onsauren, z.B. Lignin-, 
Phenol-, Naphthalin- und Dibutylnaphthalinsulf onsaure, sowie von 
Fettsauren, Alkyl- und Alkylarylsulfonaten, Alkyl-, Laurylether- 
und Fettalkoholsulf aten, sowie Salze sulfatierter Hexa-, Hepta- 

35 und Octadecanolen sowie von Fettalkoholglykolether , Kondensati- 
onsprodukte von sulfoniertem Naphthalin und seiner Derivate mit 
Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins bzw. der 
Naphthalinsu If onsauren mit Phenol und Formaldehyd, Polyoxy- 
ethylenoctylphenolether, ethoxyliertes Isooctyl-, Octyl- oder 

40 Nonylphenol, Alkylphenyl- , Tributylphenylpolyglykolether, Alkyl- 
arylpolyetheralkohole, Isotridecylalkohol, Fettalkoholethylen- 
oxid-Kondensate, ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylen- oder 
Polyoxypropylenalkylether , Laurylalkoholpolyglykoletheracetat , 
Sorbitester, Lignin-Sulf itablaugen oder Methylcellulose in 

45 Betracht. 
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Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder 
gemeinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen 
Tragerstoff hergestellt werden. 

5 Granulate, z.B. Umhttllungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate 
konnen durch Bindung der wirkstoffe an feste Tragerstoff e her- 
gestellt werden. Feste Tragerstoff e sind Mineralerden wie Kresel- 
sauren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, Kalk, 
Kreide, Bolus, L6ss, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- und 
10 Magnesiumsulfat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Diinge- 
mittel, wie Ammoniumsulf at, Ammoniumphosphat , Ammoniumnitrat , 
Harnstoffe und pflanzliche Produkte wie Getreidemehl, Baum- 
rinden-, Holz- und NuBschalenmehl , Cellulosepulver oder andere 
feste Trager stof f e . 

15 

Die Konzentrationen der Wirkstoffe I in den anwendungsfertigen 
Zubereitungen k6nnen in weiten Bereichen variiert werden. Die 
Formulierungen enthalten im allgemeinen etwa 0,001 bis 98 Gew.-%, 
vorzugsweise 0,01 bis 95 Gew.-%, mindestens eines Wirkstof fs I. 
20. Die Wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90 % bis 100 %, 
vorzugsweise 95 % bis 100 % (nach NMR-Spektrum) eingesetzt. 

Die erfindungsgemaBen Verbindungen I konnen beispielsweise wie 
folgt formuliert werden: 

25 

I. 20 Gewichtsteile einer Verbindung I werden in einer 
Mischung gelost, die aus 80 Gewichtsteilen alkyliertem 
Benzol, 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 

8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol 6lsaure-N-monoethanol- 
30 amid, 5 Gewichtsteilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf on- 

saure und 5 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 
40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Rizinusol besteht. Durch Aus- 
gieBen und f eines Verteilen der LSsung in 100000 Gewichts- 
teilen Wasser erhalt man eine waflrige Dispersion, die 
35 0,02 Gew.-% des Wirkstof fs enthalt. 

II. 20 Gewichtsteile einer Verbindung I werden in einer 
Mischung gelost, die aus 40 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 

30 Gewichtsteilen Isobutanol, 20 Gewichtsteilen des Anlage- 
40 rungsproduktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctyl- 

phenol und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungsproduktes von 
40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Rizinusol besteht. Durch Ein- 
gieJJen und feines Verteilen der Losung in 100000 Gewichts- 
teilen Wasser erhalt man eine waflrige Dispersion, die 
45 0,02 Gew.-% des Wirkstof fs enthalt. 
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III. 20 Gewichtsteile einer Verbindung I werden in einer 

Mischung gelost, die aus 25 Gewichtsteilen Cyclohexarion, 
65 Gewichtsteilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 
210 bis 280°C und 10 Gewichtsteilen des Anlagerungs- 
5 produktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Rizinusol 

besteht. Durch Eingieflen und feines Verteilen der Losung 
in 100000 Gewichtsteilen Wasser erhalt man eine waflrige 
Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

10 IV. 20 Gewichtsteile einer Verbindung I werden mit 3 Gewichts- 
teilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin-cc-sulf on- 
saure, 17 Gewichtsteilen des Natriumsalzes einer Lignin- 
sulfonsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 60 Gewichtsteilen 
pulverformigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer 

15 Hammermuhle vermahlen. Durch feines Verteilen der Mischung 

in 20 000 Gewichtsteilen Wasser enthalt man eine Spritz- 
briihe, die 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

V. 3 Gewichtsteile einer Verbindung I werden mit 97 Gewichts- 
20 teilen feinteiligem Kaolin vermischt. Man erhalt auf diese 

Weise ein Staubemittel, das 3 Gew.-% des Wirkstoffs ent- 
halt. 

VI. 20 Gewichtsteile einer Verbindung I werden mit 2 Gewichts- 
25 teilen Calciumsalz der Dodecylbenzolsulf onsaure, 8 

Gewichtsteilen Fettalkohol-polyglykolether , 2 Gewichts- 
teilen Natriumsalz eines Phenol-Harnstof f-Formaldehyd- 
Kondensates und 68 Gewichtsteilen eines paraf f inischen 
Mineralols innig vermischt. Man erhalt eine stabile olige 
30 Dispersion. 

VII. 1 Gewichtsteil einer Verbindung I wird in einer Mischung 
gelost, die aus 70 Gewichtsteilen Cyclohexanon, 

20 Gewichtsteilen ethoxyliertem Isooctylphenol und 
35 10 Gewichtsteilen ethoxyliertem Rizinusol besteht. Man 

erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat . 



VIII. 1 Gewichtsteil einer Verbindung I wird in einer Mischung 
gelost, die aus 80 Gewichtsteilen Cyclohexanon und 20 
40 Gewichtsteilen Wettol® EM 31 (« nichtionischer Emulgator 

auf der Basis von ethoxyliertem Rizinusol; BASF AG) be- 
steht. Man erhalt ein stabiles Emulsionskonzentrat. 

Die Applikation der Wirkstoffe I bzw. der herbiziden Mittel kann 
45 im Vorauflauf- oder im Nachauf laufverf ahren erfolgen. Es besteht 
auch die M6glichkeit f die herbiziden Mittel bzw. Wirkstoffe da- 
durch zu applizieren, dass mit den herbiziden Mitteln bzw. Wirk- 
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stoffen vorbehandeltes Saatgut einer Kulturpf lanze ausgebracht 
wird. Sind die Wirkstoffe fur gewisse Kulturpf lanzen weniger ver- 
traglich, so konnen Ausbringungstechniken angewandt werden, bei 
welchen die herbiziden Mittel mit Hilfe der Spritzgerate so ges- 
5 pritzt werden, dass die Blatter der empf indlichen Kulturpf lanzen 
nach Moglichkeit nicht getroffen werden, wahrend die Wirkstoffe 
auf die Blatter darunter wachsender unerwunschter Pflanzen oder 
die unbedeckte Bodenflache gelangen (post-directed, lay-by). 

10 Die Aufwandmengen an wirkstoff I betragen je nach" Bekampf ungs- 
ziel, Jahreszeit, Zielpf lanzen und Wachstums stadium 0,001 bis 
3,0, vorzugsweise 0,01 bis 1,0 kg/ha aktive Substanz (a.S.). 

zur verbreiterung des Wirkungsspektrums und zur Erzielung syn- 
15 ergistischer Effekte konnen die 3-Heterocyclyl substituierte Ben- 
zoesaure-Derivate I mit zahlreichen Vertretern anderer herbizider 
oder wachstumsregulierender Wirkstoff gruppen gemischt und gemein- 
sam ausgebracht werden. 

20 Beispielsweise kommen als Mischungspartner 1 , 2 , 4-Thiadiazole, 
1,3,4-Thiadiazole, Amide, Aminophosphorsaure und deren Derivate, 
Aminotriazole, Anilide, Aryloxy-/Heteroaryloxyalkansauren und 
deren Derivate, Benzoesaure und deren Derivate, Benzothiadi- 
azinone, 2-(Hetaroyl/Aroyl)-l,3-cyclohexandione, Heteroaryl-Aryl- 

25 Ketone, Benzylisoxazolidinone, meta-CF 3 -Phenylderivate, Carbamate, 
Chinolincarbonsaure und deren Derivate, Chloracetanilide, Cyclo- 
hexan-l,3-dionderivate, Diazine, Dichlorpropionsaure und deren 
Derivate, Dihydrobenzof urane , Dihydrof uran-3-one, Dinitroaniline, 
Dinitrophenole, Diphenylether , Dipyridyle, Halogencarbonsauren 

30 und deren Derivate, Harnstoffe, 3-Phenyluracile, Imidazole, 
Imidazolinone , N-Phenyl-3 ,4,5, 6-tetrahydrophthalimide , Oxadi- 
azole, Oxirane, Phenole, Aryloxy- und Heteroaryloxyphenoxy- 
propionsaureester, Phenylessigsaure und deren Derivate, 2-Phenyl- 
propionsaure und deren Derivate, Pyrazole, Pheny lpyrazole , 

35 Pyridazine, Pyridincarbonsaure und deren Derivate, Pyrimidyl- 
ether, sulfonamide, Sulf onylharnstof fe, Triazine, Triazinone, 
Triazolinone, Triazolcarboxamide und Uracile in Betracht. 

AuBerdem kann es von Nutzen sein, die Verbindungen I allein 
40 oder in Kombination mit anderen Herbiziden auch noch mit weiteren 
Pflanzenschutzmitteln gemischt, gemeinsam auszubringen, 
beispielsweise mit Mitteln zur Bekampfung von Schadlingen oder 
phytopathogenen Pilzen bzw. Bakterien. Von Interesse ist ferner 
die Mischbarkeit mit Mineralsalzldsungen, welche zur Behebung von 
45 Ernahrungs- und Spurenelementmangeln eingesetzt werden. Es kdnnen 
auch nichtphytotoxische Ole und Olkonzentrate zugesetzt werden. 
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Die folgenden Beispiele sollen die Erfindung erlautern, ohne sie 
einzuschranken . 

Herstellungsbeispiele 

5 

Beispiel 1: 2- [2-Chlor-5-( 3-methyl-2 , 6-dioxo-4-trif luorme- 
thyl-3 , 6-dihydro-2H-pyrimidin-l-yl ) -4-f luorbenzoyloxy ] -propion- 
saure-N,N-dimethylsulf amid (Verbindung I-Aa. 242) 



I. 1: 2-Chlor-4-f luor-5- ( 3 -methyl- 2 , 6-dioxo-4-trif luorme- 
20 thyl-3 , 6-dihydro-2H-pyrimidin-l-yl )benzoesaure 

Man loste 13,9 g (34 mmol) 2-Chlor-4-f luor-5-(3-me- 
thy 1-2 , 6-dioxo-4-trif luormethyl-3 , 6-dihydro-2H-pyrimi- 
din-l-yl)benzoesaureisopropylester (CAS-Nr. 105756-82-9 f US 
25 5,176,735, US 4 f 943,309, WO 88/10254) in 100 ml Eisessig und 100 
ml conz. HC1 und erhitzte 15 Stunden auf 7 0 °C. Man entfernte die 
Essigsaure im Vakuum, nahm den Ruckstand in Wasser auf und saugte 
den ausgefallenen Niederschlag. Nach dem Trocknen erhielt man 

II, 3 g der Uracilcarbonsaure, die ohne weitere Reinigung im nach- 
30 sten Schritt eingesetzt wurde. 

1 H— NMR (DMSO-d 6 ) 5 (ppm) =8,1 (d, 1 H) , 7,8 (d, 1 H) , 6,6 (s, 1 
H) , 3,4 (s, 3 H) . 

35 1.2 2- [ 2-Chlor-5- ( 3-methyl-2 , 6-dioxo-4-trif luormethyl-3 , 6-dihy- 
dro-2H-pyrimidin-l-yl)-4-fluorbenzoyl]-propionsauremethylester 

Man erhitzte 5,0 g (13,64 mmol) Uracilcarbonsaure aus 1.1 in 50 
ml Thionylchlorid 3 h zum Ruckfluss und entfernte anschlieJ3end 

40 nicht umgesetztes Thionylchlorid im Vakuum. Danach loste man das 
erhaltene Saurechlorid in 50 ml Methylenchlorid und tropfte unter 
Riihren die erhaltene Losung bei 0-5 °C zu einer Losung von 1,6 g 
(15,01 mmol) Milchsauremethylester , 0,2 g (1,36 mmol) DMAP und 
1,7 g (16,37 mmol) Triethylamin) in 80 ml CH 2 C1 2 . Man lieB auf 

45 Raumtemperatur erwarmen und riihrte 16 Stunden bei Raumtemperatur 
nach. AnschlieBend engte man das Reaktionsgemisch ein und chroma- 
tographierte an Kieselgel mit Cyclohexan/Essigester 70/30. Man 



10 




I-Aa. 242 
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verdampfte das Losungsmittel unter vermindertem Druck und erhielt 
5,85 g des Esters. 

1 H-NMR (DMS0-d 6 ) 8 (ppm) = 8,0 (d f 1 H) , 7,4 (d, 1 H), 6,4 (s, 1 
5 H), 5,4 (q, 1 H), 4,8 (s, 3 H) , 3,6 (s, 3 H) , 1,5 (d, 3 H) . 

1.3: 2- [ 2-Chlor~5- ( 3-methyl-2 , 6-dioxo-4-trif luormethyl-3 , 6-dihy- 
dro-2H-pyrimidin-l-yl ) -4-f luorbenzoyl ] -propionsaure 

10 Man versetzte 3,6 g (8 mmol) Ester aus 1.2 mit 25 ml Eisessig und 
25 ml conz. HC1, erwarmte 4 Stunden auf 60 °C und riihrte 8 Stunden 
bei Raumtemperatur nach. Man entfernte die Essigsaure im Vakuum, 
verdiinnte das Reaktionsgemisch mit Wasser und extrahierte dreimal 
mit je etwa etwa 150 ml Essigsaureethylester. AnschlieJ3end trock- 

15 nete man die vereinigten organischen Phasen uber Na2S04 und engte 
im Vakuum ein, wobei man 3,3 g Saure erhielt. 

!H-NMR (DMS0-d 6 ) 5 (ppm) = 8,0 (d, 1 H) , 7,4 (d, 1 H), 6,4 (s, 1 
H), 5,4 (q, 1 H), 3,5 (s, 3 H), 1,6 (d, 3 H) . 



1.4: 2- [ 2-Chlor-5- ( 3 -methyl -2 , 6-dioxo-4-trif luormethyl-3 , 6-dihy- 
dro-2H-pyrimidin-l-yl ) -4-f luorbenzoyloxy ] -propionsaure-N,N-dime- 
thylsulf amid 

25 Man erhitzte 0,45 g (1,03 mmol) Saure aus 1.3 in 10 ml Thionyl- 
chlorid 3 Stunden zum Riickfluss, entfernte anschlieflend liber- 
schiissiges Thionylchlorid im Vakuum und loste das erhaltene Sau- 
rechlorid in etwa 5 ml CH2CI2. Diese Losung wurde bei etwa 5 °C zu 
einer Losung von 0,13 g (1,03 mmol) N,N-Dimethylsulf amid, 0,23 g 

30 (2,23 mmol) Triethylamin und einer katalytischen Menge DMAP in 20 
ml CH 2 C1 2 getropft. Man riihrte 14 Stunden bei Raumtemperatur, 
engte das Reaktionsgemisch im Vakuum ein. Man nahm den Ruckstand 
in Essigsaureethylester auf und wusch mit etwa 200 ml 10%-iger 
Salzsaure. Die Chromatographie an Kieselgel mit Cyclohexan/Essig- 

35 ester 70/30 ergab 0,16 g der Titelverbindung mit Schmp. 207-208 
°C. 

1 H— NMR: siehe Tabelle 2 

40 In der nachfolgenden Tabelle 2 sind neben dem vorstehend be- 

schriebenen Benzoesaure-Derivat der Formel I noch weitere Verbin- 
dungen der Formel I aufgefuhrt, die auf analoge Weise hergestellt 
wurden . 
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Tabelle 2: 





Nr. 


1 H-NMR 5 [ppm] , 


Schmp 


. [ °C] 


5 


i-Aa.242 


(CDC1 3 ): 8,7 (br., 1 H), 8,0 m, 1 H), 7,5 
(d, 1 H), 6,4 (s, 1 H), 5,4 (m, 1 H), 3,5 
(s, 3 H), 2.9 (s. 6 HI 1 6 ( ci h\ 


207 - 


208 


i n 


I-Aa.243 


(CDC1 3 ): 8,7 (br., 1 H), 8,0 m, 1 H) , 7,5 
(d, 1 H), 6,4 (s, 1 H), 5,4 (m, 1 H) , 3,5 
(s, 3 H), 3,4 (q, 2 H), 2,9 (s, 3 H), 1,6 
(d, 3 H9, 1.3 ft, 3 HI . 


170 - 


171 




I-Aa.246 


(CDCI3): 8,7 (br., 1 H), 8,0 m, 1 H), 7,5 
(d, 1 H), 6,4 (s, 1 H), 5,4 (m, 1 H) , 4,2 
(m, 1 H), 3,5 (s, 3 H), 2,9 (s, 3 H) , 1,6 
fd. 3 in . 1 3 ia fi n\ 


164 - 


165 


15 


I-Aa.251 


(CDCI3 ) : 8,7 (br., 1 H) , 8,0 m, 1 H), 7,5 
(d, 1 H), 6,4 (s, 1 H), 5,4 (m, 1 H) , 
3,6-3,4 (m, 7 H) , 3,3 (s, 3 H), 2,9 (s, 
3 H) , 1,6 ( d. 3 HI 


132 - 


134 


20 


I-Aa.265 


(CDCI3): 8,7 (br., 1 H), 8,0 m, 1 H), 7,5 
(d, 1 H), 6,4 (s, 1 H), 5,9-5,8 (m, 1 H), 
5,5-5,1 (m, 3 H), 3,9 d, 1 H) , 3,5 (s, 3 
H), 2,9 (s, 3 H), 1,6 (d, 3 H) . 


129 - 


130 




I-Aa.269 


(CDCIq): 8,7 (br.. 1 m ROm 1h\ 7 r 
(d, 1 H), 6,4 (s, 1 H), 5,4 (m, 1 H), 4,2 
(m, 2 H), 3,5 (s, 3 H), 2,9 (s, 3 H) , 
2,3 (m, 1 H), 1,6 (d, 3 H) . 




25 


I-Ab.465 


(DMSO-dc): 11,7 (br. s. 1H1 7 0 / m int 
1 0 / • / ' \ • 0, xn ) , > , y \ III, Ail ) , 

7.7 (m, IH), 7,6 (m, IH) , 6,6 (s, IH), 

5.8 (m, IH), 5,3 - 5,2 (m, 2H) , 3,8 (d, 
2H), 3,4 (s, 3H), 2,8 (s, 3H) , 1,6 (s, 
6H) . 


161 - 


164 


30 


I-Ab.469 


(DMSO-d 6 ): 11,7 (br. s, IH), 7,9 (m, IH), 

7.7 (m, IH), 7,6 (m, IH), 6,6 (s, IH), 
4,1 (d, 2H), 3,4 (s, 3H), 3,3 (t, 3H) , 

2.8 (s, 3H), 1,6 (s, 6H). 




35 - 


I-Ab.442 


(DMSO-d 6 ): 11,7 (br. s, IH) , 7,9 (m, lH) , 
7,7 (m, IH), 7,6 (m, IH), 6,6 (s, IH), 
4,0 (m, IH), 3,4 (s, 3H), 2,8 (s, 6H) , 
1,6 (s, 6H). 





Anwendungsbeispiele 



Die herbizide Wirkung der 3-Heterocyclyl substituierten Benzbe- 
40 saure-Derivate I liefi sich durch die folgenden Gewachshaus- 
versuche zeigen: 

Als Kulturgefafie dienten PlastikblumentSpfe mit lehmigem Sand mit 
etwa 3,0 % Humus als Substrat. Die Samen der Testpflanzen wurden 
45 nach Arten getrennt eingesat. 
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Bei Vorauf laufbehandlung wurden die in Wasser suspendierten oder 
emulgierten Wirkstoffe direkt nach Einsaat mittels fein vertei- 
lender Diisen aufgebracht. Die GefaBe wurden leicht beregnet, um 
Keimung und Wachstum zu fordern, und anschlieJ3end mit durch- 
5 sichtigen Plastikhauben abgedeckt, bis die Pflanzen angewachsen 
waren. Diese Abdeckung bewirkt ein gleichmaJ3iges Keimen der Test- 
pflanzen, sofern dies nicht durch die Wirkstoffe beeintrachtigt 
wurde. 

10 Zum Zweck der Nachauf laufbehandlung wurden die Testpflanzen je 
nach Wuchsform erst bis zu einer Wuchshohe von 3 bis 15 cm 
angezogen und erst dann mit den in Wasser suspendierten oder 
emulgierten Wirkstoffen behandelt. Die Testpflanzen wurden dafur 
entweder direkt gesat und in den gleichen GefaBen aufgezogen oder 

15 sie wurden erst als Keimpflanzen getrennt angezogen und einige 
Tage vor der Behandlung in die Versuchsgef aJ3e verpflanzt. Die 
Aufwandmenge fur die Nachauf laufbehandlung betrug 7,8 oder 
3,9 g/ha a.S. (aktive Substanz). 

20 Die Pflanzen wurden artenspezif isch bei Temper aturen von 10 - 25°C 
bzw. 20 - 35°C gehalten. Die Versuchsperiode erstreckte sich uber 
2 bis 4 Wochen. Wahrend dieser Zeit wurden die Pflanzen gepflegt, 
und ihre Reaktion auf die einzelnen Behandlungen wurde ausgewer- 
tet. 

25 

Bewertet wurde nach einer Skala von 0 bis 100. Dabei bedeutet 100 
kein Aufgang der Pflanzen bzw. vollige Zerstorung zumindest der 
oberirdischen Telle und 0 keine Schadigung oder normaler Wachs- 
tumsverlauf . 

30 

Die in den Gewachshausversuchen verwendeten Pflanzen setzten sich 
aus folgenden Arten zusammen: 



35 



Lateinischer Name 


Deutscher Name 


Englischer Name 


Amaranthus retroflexus 


Zuruckgekrummter 
Fuchsschwanz 


redroot pigweed 


Chenopodium album 


WeiJ3er GansefuB 


lambsquarters 
(goosefoot) 



40 

Das S-Enantiomer der Verbindung I-Aa.246 zeigte im Nachauf lauf- 
verfahren eine hervorragende herbizide Wirkung gegen die o. g. 
Pflanzen. 

45 
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Anwendungsbeispiele (desikkante/defoliante Wirksamkeit) 

Als Testpflanzen dienten junge, 4-blattrige (ohne Keimblatter ) 
Baumwollpf lanzen, die unter Gewachshausbedingungen angezogen 
5 wurden (rel. Luf tfeuchtigkeit 50 bis 70 %; Tag-/Nachttemperatur 
27/20°C) . 

Die jungen Baumwollpf lanzen wurden tropfnass mit wassrigen Auf- 
bereitungen der Wirkstoffe (unter Zusatz von 0,15 Gew.-% des 
10 Fettalkoholalkoxylats Plurafac® LF 700 1 ), bezogen auf die Spritz 
briihe) blattbehandelt . Die ausgebrachte Wassermenge betrug urn- 
gerechnet 1000 1/ha. Nach 13 Tagen wurde die Anzahl der abge- 
worfenen Blatter und der Grad der Entblatterung in % bestimmt. 

15 Bei den unbehandelten Kontrollpf lanzen trat kein Blattfall auf* 



25 
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*) ein schaumarmes, nichtionisches Tensid der BASF AG 
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Patentanspriiche 

1. 3-Heterocyclyl substituierte Benzoesaure-Derivate der allge 
5 meinen Formel I, 



10 





N \\ H 
R5 V I O I 
0 K R R6 R7 



(I) 



15 worin die Variablen die folgenden Bedeutungen haben: 

X Sauerstoff Oder NR 9 , 

R 1 heterocylischer Rest der allgemeinen Formeln II-A bis 
20 II-H, 



25 



Rll 



R 10 o 

Rl2 O 
(II-A) 



R13' 
S 



Rl3 0 
(II-B) 



R15 



R 14 



R16 




R" 



(II-C) 



30 



35 



R!8 O 
R20 

(II-D) 



R22 



R23 



R21 




(II-B) 



R 24 



R25 



/ "N 



(II-F) 



40 
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(II-G) 



(II-H) 



R 2 Wasserstoff Oder Halogen, 
R 3 Halogen oder Cyano, 

R 4 , R 5 unabhangig voneinander Wasserstoff , Ci-C 4 -Alkyl oder 
Ci-C 4 -Alkoxy, oder R 4 und R 5 stehen gemeinsam fiir eine 
Gruppe =CH2, 

R 6 Wasserstoff , Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Alkoxy, 

R 7 , R 8 unabhangig voneinander Wasserstoff , Ci-C 6 -Alkyl, 
C 3 -C 6 -Alkenyl , C 3 -C 6 -Alkinyl , Cx-C^-Halogenalkyl , 
Ci-C 4 -Alkoxy-Ci-C4-alkyl , Ci-C 4 -Alkylthio-Ci-C 4 -alkyl , 
Ci-C 4 -Alkylsulf inyl-Ci-C 4 -alkyl r 
Ci-C 4 -Alkylsulfonyl-Ci-C 4 -alkyl f 

Cyano-Ci-C 4 -alkyl f Ci-C 4 -Alkoxycarbonyl-Ci-C 4 -alkyl / 

Amino-Ci-C 4 -alkyl / . C i-C 4 -Alky lamino-Ci-C 4 - alky 1, 

Di ( Ci-C 4 -alkyl ) amino-Ci-C 4 -alkyl , 

Aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl / 

(Ci-C 4 -Alkylcimino)carbonyl-Ci-C 4 -alkyl / 

Di ( Ci-C 4 -alkyl ) aminocarbonyl-Ci-C 4 -alkyl , 

Phenyl oder Ci-C 4 -Alkylphenyl oder 

R 7 und R 8 bilden gemeinsam mit dem Stickstof f-Atom, an das sie 
gebunden sind, einen gesattigten oder ungesattigten 3-, 
4-, 5~, 6- oder 7-gliedrigen Stickstof f heterocyclus, der 
gegebenenf alls ein oder zwei weitere Heteroatome, ausge- 
wahlt unter Stickstof f, Schwefel und Sauerstoff, als 
Ringglieder enthalten kann, der 1 oder 2 Carbonyl- und/ 
oder Thiocarbonylgruppen als Ringglied enthalten kann, 
und/oder durch ein, zwei oder drei Substituenten, ausge- 
wahlt unter Ci~C 4 -Alkyl und Halogen, substituiert sein 
kann; 

R 9 Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Alkoxy, Phenyl, 
Phenyl-Ci-C 4 -alkyl, C 3 -C 6 -Alkenyl oder C 3 -C 6 -Alkinyl, 
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R 10 Wasserstoff , C!-C 4 -Alkyl oder Amino, 
R 11 Cx-04-Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl, 
R 12 Wasserstoff oder C 1 -C 4 -Alkyl f 

Rl3 / Rl3/ unabhangig voneinander Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 
R 14 Halogen, 

R 15 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 

R 16 C!-c 4 -Halogenalkyl f Ci-C 4 -Alkylthio, 

Ci-C 4 -Alkylsulfonyl oder C;L-C 4 -Alkylsulf onyloxy , 
R 17 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 

R 18 Wasserstoff, Ci-C 4 -Alkyl oder Amino, 
R 19 C 1 -C 4 «Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkylthio 

oder Ci-C 4 -Alkylsulfonyl, 
R 20 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl, 

R 21 Wasserstoff, Halogen oder C!-C 4 -Alkyl, 

r22 Ci-C 4 -Alkyl, Ci-c 4 -Halogenalkyl, C 1 -.C 4 -Halogenalkoxy, 

Ci-C 4 -Alkylthio oder Ci-C 4 -Alkylsulf onyl, 
R 23 Wasserstoff oder C 1 -C 4 -Alkyl, 
oder 

R 22 und R23 bilden gemeinsam mit den Atomen, an die sie gebun- 
den sind, einen 5-, 6- oder 7-gliedrigen, gesattigten 
oder ungesattigten Ring, der ein Heteroatom, das ausge- 
wahlt ist unter Sauerstoff und Stickstoff , als ringbil- 
dendes Atom enthalten kann, und/oder der durch ein, zwei 
oder drei Reste, ausgewahlt unter Ci-C 4 -Alkyl und Halo- 
gen , substituiert sein kann, 

R 24 Wasserstoff, d^-Alkyl oder Ci-^-Halogenalkyl, 

R25 d-C 4 -Alkyl oder C a -C 4 -Halogenalkyl, 

oder 

R 24 und R25 bilden gemeinsam mit den Atomen, an die sie gebun- 
den sind, einen 5-, 6- oder 7-gliedrigen, gesattigten 
oder ungesattigten Ring, der gegebenenf alls ein Sauer- 
stoff atom als ringbildendes Atom enthalt, und/oder der 
durch ein, zwei oder drei Reste, ausgewahlt unter Ci-C 4 - 
Alkyl und Halogen, substituiert sein kann, 

R 26 Wasserstoff, C 1 -C 4 -Alkyl oder Cx-C^-Halogenalkyl, 
R 27 Wasserstoff, d-CU-Alkyl oder C a -C 4 -Halogenalkyl, 
oder 

R 26 und R27 bilden gemeinsam mit den Atomen, an die sie gebun- 
den sind, einen 5-, 6- oder 7-gliedrigen, gesattigten 
oder ungesattigten Ring, der gegebenenf alls ein Sauer- 
stoff atom als ringbildendes Atom enthalt, und/oder der 
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durch ein, zwei oder drei Reste, ausgewahlt unter Ci-C 4 - 
Alkyl und Halogen, substituiert sein kann, 

A 1 , A 2 f A 3 , A 4 jeweils unabhangig voneinander Sauerstoff oder 
5 Schwefel. 

sowie deren landwirtschaf tlich brauchbaren Salze. 

2. Benzoesaure-Derivate nach Anspruch 1, worin R 2 fiir Fluor , 
10 Chlor oder Wasserstoff steht. 

3. Benzoesaure-Derivate nach Anspruch 1 oder 2, worin R 3 fiir 
Chlor oder Cyano steht. 

15 4. Benzoesaure-Derivate nach einem der vorhergehenden Anspriiche, 
worin X fiir Sauerstoff steht. 

5. Benzoesaure-Derivate nach einem der vorhergehenden Anspriiche, 
worin R* fiir Wasserstoff steht. 

20 

6. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspriiche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Formel II-A bedeutet, in 
der R 1 © fiir Ci-C 4 -Alkyl oder Amino, fur Ci-C 4 -Halogenalkyl 
und R 12 fiir Wasserstoff stehen. 

25 

7. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspriiche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Formel II-B bedeutet, in 
der Ri3 und R 13 ' jeweils unabhangig voneinander fiir C1-C4-AI- 
kyl stehen. 

30 

8* Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspriiche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Formel II-C bedeutet, in 
der R 1 * fiir Fluor oder Chlor, R 1 ^ fiir Wasserstoff und R 16 fur 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, C 1 -C 4 -Alkylsulf onyl oder Ci-C 4 -Alkylsulf o- 
35 nyloxy stehen. 

9. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspriiche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Formel II-D bedeutet, in 
der Ris fur Wasserstoff, Methyl oder Amino, R 19 fiir Ci-C 4 -Ha- 

40 logenalkyl oder Ci-C 4 -Alkylsulf onyl und R 2 ° fur Wasserstoff 

stehen. 

10. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspriiche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Formel II-E bedeutet, in 

45 der R 2 * fur Halogen oder Ci-C 4 ^Alkyl, R 22 fur Ci-C 4 -Halogenal- 
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5 

k ylf C 1 -c 4 -Halogenalkoxy oder C 1 -c 4 -Alkylsulfonyl und R23 fa x 
Ci-C 4 -Alkyl stehen. 

Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspruche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Forrael II-F bedeutet, in 
der R24 fiir wasserstoff, Methyl, Dif luormethyl oder Trifluor- 
methyl, R25 fiir Methyl oder Trif luormethyl oder R 2 * zusammen 
mit R25 fiir eine Kette der Formel _(CH 2 ) 4 - stehen. 

10 12. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspruche 1 bis 5, worin 
R 1 einen heterocyclischen Rest der Formel II-G bedeutet, in 
der A 1 und A2 jeweils fur Sauerstoff stehen. 

13. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspruche 1 bis 5, worin 
15 Ri einen heterocyclischen Rest der Formel II-H bedeutet, in 

der R26 und R 27 jeweils unabhangig voneinander fiir C a -C 4 -Alkyl 
oder Ci-c 4 -Halogenalkyl stehen oder R 26 zusammen mit R 2 ? fiir 
eine Kette der Formeln: CH 2 -0-(CH 2 ) 2 - oder (CH 2 ) 4 - stehen. 

20 14. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspruche 1 bis 13,. 
worin 

R 2 fur Wasserstoff, Chlor oder Fluor steht, 
R 3 fiir Chlor oder Cyano steht, 
R 6 fur Wasserstoff steht und 
25 X fiir Sauerstoff steht. 

15. Benzoesaure-Derivate nach einem der Anspruche 1 bis 14, worin 
R 4 oder rs fUr Wasserstoff und der andere Rest R 4 oder R5 fiir 
Ci-C 4 -Alkyl oder R*, r5 jeweils fur Methyl stehen. 

30 

16. Mittel, enthaltend eine herbizid wirksame Menge mindestens 
eines 3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure-Derivats der 
allgemeinen Formel I oder ein landwirtschaf tlich brauchbares 
Salz von I gemafi einem der Anspruche 1 bis 15, und mindestens 
einen inerten fliissigen und/oder festen TrMgerstoff sowie ge- 
wiinschtenfalls mindestens einen oberf lachenaktiven Stoff. 



35 



40 



45 



17. Mittel zur Desikkation/De foliation von Pflanzen, enthaltend 
eine desikkant/defoliant wirksame Menge mindestens eines 
3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure-Derivats der allge- 
meinen Formel I oder ein landwirtschaf tlich brauchbares Salz 
von I gemaB einem der Anspruche 1 bis 15, und mindestens ei- 
nen inerten fliissigen und/oder festen Tragerstoff sowie ge- 
wunschtenfalls mindestens einen oberf lachenaktiven Stoff. 
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18. Verfahren zur Bekampfung voh unerwiinschtem Pf lanzenwuchs, 
dadurch gekennzeichnet, dass man eine herbizid wirksame Menge 
mindestens eines 3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure- 
Derivates der allgemeinen Formel I oder ein landwirtschaft- 

5 lich brauchbares Salz von I gemaJ3 einem der Anspruche 1 bis 

15, auf Pflanzen, deren Lebensraum und/oder auf Saatgut ein- 
wirken lasst. 

19. Verfahren zur Desikkation/Def oliation von Pflanzen, dadurch 
10 gekennzeichnet, dass man eine desikkant/defoliant wirksame 

Menge mindestens eines 3-Heterocyclyl substituierten Benzoe- 
saure-Derivates der allgemeinen Formel I oder ein landwirt- 
schaftlich brauchbares Salz von I gemaB einem der Anspruche 1 
bis 15, auf Pflanzen einwirken lasst. 



15 



20 



20. Verwendung von 3-Heterocyclyl substituierten Benzoesaure-De- 
rivaten der allgemeinen Formel I oder deren landwirtschaft- 
lich brauchbaren Salzen gemaJ3 einem der Anspruche 1 bis 15 
als Herbizide oder zur Desikkation/Def oliation von Pflanzen. 



135/sf 



25 



30 
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40 



45 
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Zusammenf assung 

Beschrieben werden 3-Heterocyclyl substituierte BenzoesSure-Deri- 
5 vate der allgemeinen Formel I, 



10 




(I) 



15 

worin die Variablen Ri bis R 8 und X die in Anspruch 1 genannten 
Bedeutungen aufweisen und deren Salze sowie ihre Verwendung als 
Herbizide oder zur Desikkation/Defoliation von Pflanzen. 



20 
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30 



35 



40 



45 
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